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Industria y Comercio i 1 G A Falios: 159
SUPERINTENDENCIA Fecha (ANB)x 20US-10-B4 183931
Traite 3 Ol PCT-PTE 279 FAGE WCI ALL REBENTNCT
Tepesdewcian 2000 HIVIGION 06 EWS CREACINES
FORMULARIO UNICO DE SOLICITUD DE PATENTE
PCT
ENTRADA EN FASE NACIONAL
SOLICITUD DE:
Patente de Invencion. [ Patente de Modelo de Utilidad.
| [ capitlol. B Capitulo 1.
Nombre: BASF AKTIENGESELLSCHAFT
sociedad constitulda y existente bajo las IDENTIFICACION
SOLICITANTE | leyes de: Republica Federal de Alemania
1) c.C. | NIT O
Direccitn: Carl-Bosch-Strape
67056 Ludwigshafen, CE. . Otro O
Replblica Federal de Alemania Cual
Domicllio: Ludwigshafen, Nimero
Replblica Federal de Alemania
Nombre: EMILIO FERRERO IDENTIFICACION
Direccién: Carrera 4*. No. 72-35 c.C. 4] NIT O
Teléfono: 347 368 11
REPRESENTANTE| o ce. [ oo [
APODERADO Fax: 211 86 50
E-mail: llen camyp.com. Cual
Domicilio: Bogota, Colombia. Nimero 438.018 T.P 31.929
1. Markus GEWEHR 9. Carsten BLETTNER
@ Goethestr. 21, Richard-Wagner-Str.48,
56288 Kastellaun, 68165 Mannheim,-
INVENTOR (ES) Reptblica Federal de Alemania Replblica Federal de Alamania
(72) 2. Bernd MULLER
Stockinger Str. 7, 10. ek SCHISWECK
67227 Frankenthal, §7258 Hebheim
N Repiiblica Federal de Alemania Republica Federal de Alemania
3. Thomas GROTE
| im Hohnhausen 18, 11. Michasl RACK
™\ 87157 Wachenhelm, Sandwingert 67,
Repiblica Federal de Alemanla 69123 Heidelberg,
4. Wassilios GRAMMENOS Repablica Federal de Alemania
Alexander-Fleming-Str, 13,
87071 Ludwifshafen, 12 g:";::ﬁ"bﬂ
Repiiblica Federal de Alamania 88782 Bru'hl.
S. Andreas GYPSER Repiblica Federal de Alemania
B4.4,
68158 Mannhelm, 13. Slegfried STRTHMANN
Replblica Fadaral de Alamania Donnersbhargstr. 8,
67117 Limburgerhof
6. Jordl TORMO | BLASCO Republica Faderal da Alemania
Carl-benz-Str.10-3,
89514 Laudenbach, 14, Relnharl STIERL
Raepiblica Federal de Alemania 87251 Freinsheim,
7. Anja SCHWOGLER Repiblica Federal de Alemania
Helnrich-Lanz-Str.3,
881685 Mannhelm, 15. Jan RETHER
Repiiblica Federal de Alamania St.-Marien-Platz 23,
87855 Kainserslautem,
8. ',:;:;:I;: g:_l 2E PHEI“ER Replblica Federal de Alsmania
67063 Ludwifshafen,
Rapiblica Federal de Alemania




CAVELIER ABOGADOS COLO 0361-841-056-7 ID4218wpc0381 2.

PCT (86)
G Solicitud Intemacional No. PCT/EP2004/002933 Fecha: 20 de marzo de 2004
Publicacién Internacional No. WO 2004/085419 A1 Fecha: 7 de octubre de 2004

TITULO (54) ANILIDAS DEL ACIDO TRIFLUOROMETIL-TIOFENCARBOXILICO Y SU
@ USO COMO FUNGICIDAS

@ Claslificacién Internacional (51) C07D 333/12

Prioridad | (33) Pals de Origen (32) Fecha (31) Ndmero de Solicitud
DE 24/03/2003 103 13 1268.4
SIX NolJ DE 21/11/2003 103 54 549.2

@ Comprobante de pago No.: 05-81,673 Fecha: 24 de octubre de 2005

Anexos:

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

O  cComprobante de pago por reivindicacién de prioridad.

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

Bd  Poderes, si fuere el caso.

Documento de cesidn del inventor al solicitante o a su causante.

O Declaraciones.

Copia de la solicitud intemacional. (Resumen, descripcién, reivindicaciones, dibujos)

Traduccién de la solicitud intemacional al castellano. (Resumen, descripcion, reivindicaciones,
dibujos)

O Copia del examen preliminar efectuado por la IPEA.

O Traduccion del examen preliminar efectuado por la IPEA.

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

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

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

Arte final 12x12

O De ser el caso, Informacién sobre otras solicitudes de patente o titulos obtenidos en al
axtranjero por el mismo titular o su causante, relacionadas parcial o totalmente con la invencién
de esta solicitud.

X1  Otros: VER HOJA DE DOCUMENTOS ANEXOS
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@ FIGURA CARACTERISTICA

: ~
ron
N

@ Solicito la concesién de la patente,
NOMBRE: EMILIO FERRERO

FIRMA : iﬁ. Lo

C.C. 438.019 de Usaquén T.P. 31.928




CAVELIER ABOGADOS COLO 10321-841-D58-7 ID-42168/wpc0361 7

DOCUMENTOS ANEXOS

—r

. [X Publicaci6n Intemacional WO 2004/085419 A1
Descripcion:
Paginas 56 en el idioma original
Paginas 76 en espafiol
Reivindicaciones: Nimero (s) 13
Figuras: Namero (s)

2. [] Forma PCT/RO/101. PCT Request

3. [] Request for correction under Rule 92bis

4. [] Forma PCT/RO/108. Invitation to Correct Defects.

5. X Forma PCT/ISA/210. Informe de Basqueda Internacional.

6. [ ] Forma PCT/ISA/220. Notificacién De La Transmision Del Informe De Buasqueda
Internacional Y De La Opinién Escrita De La Administracién Encargada De La Blsqueda
Internacional, O De La Declaracion.

7. [JForma PCT/ISA/237. Opinién Escrita De La Administracién Encargada De La Basqueda
Internacional.

8. [] Forma PCT/IB/304. Notification Concerning Submission Or Transmittal Of Priority
Document.

9. [ Forma PCT/IB/308. Notification Of The Recoding Of A Change.

Descripcién De Modificacion:

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

11.[ JForma PCT/IB/332. Information Conceming Elected Offices Notified Of Their Election.

12.[] FORMA PCT/IB/345. Communication in cases for which no other form is applicable.

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

14.[ ] Forma PCT/IPEA/402. Notification Of Receipt Of Demand By Competent International
Preliminary Examining Authority.

15.[] Forma PCT/IPEA/408. Written Opinion.

16.[] Forma PCT/IPEA/416. Notification Of Transmittal Of The Intemational Preliminary
Examination Report.

17.[X Forma PCT/IPEA/409. Informe Del Examen Preliminar Internacional.

18.[] Traduccién Al Espafiol Del informe Del Examen Preliminar Intemacional.

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

20.[X|Extracto de publicacién.



(Fix Patante, Modelle und Zelchmrmgen:
und Sexvicemichen:

!

VERTRETUNG UND VOLLMACHT

Yo (nosotros), abajo firmado {s) Ich (wir) unten Unterzelchnender (de) ... i
BASF Aktiengeselischaft BASF. Aktiengesellschaft. '

domiciliado(s) en “..Ludwigshafen.-Repliblical - .
h\ Federal-de-Alemania LIER, tpe. 832; GONZALO PERDOMO, tpe. 81; ER~ !
]

CAVELIER, tpa. 11510; undl EMILIO
tpa. 31099; wohnhaft in dar Carrern 4# N¥ T2-35, Bogoti, -
Kolumbien, um die Verfigung ‘dey Absatzea 1 Im Ar-

por el presonte nombramos a GERMAN CAVELIER tike] 343 des Mandelsgesetzsbuch xzu beachien, dar erste
tnm:GONMLOP!nno;m.tum;::xmp als Hauptvertretar und dis fibrigen als Biellvertreter,
CAVELIER, tpe. 11519; y EMILIO FERRERO, tpe. beziahungsweise, als unsere Verterter in sllen was
31028; domiclliados en la Carrera 4* N 72-38, Bogots,

——

|
i
:

. de Coloambia, an el axtranjero; y sl ss tratars de im-
pedimento, con el certificado respectivo. Si algunn de
los nombrados faltare definitivamente, el sigulente to.
mrilululu.mudnmre_hlmdlotnpﬂ-

'-\ bis, 6 por Notario u otro Funclonario Pblico, o Céns

mandato, trensiglr, desistir, cancelar, recibir, renunciar.
y ratificar los actos hechos por agentes oficlosoe,

Dado 7 firmado hoy ..27..d€. maxz9..4e. 1989

(R P P A e i e o L Y

N\ BASF Aktlengesellschaft

3 'j )
Y p’ Unterschrift .
: . ppa. Walzel ppa. Richters , . -

. . {7/
( @-m(% i '




U.R.Nr. 1407/89

Ich beglaubige hiermit die Echtheit der vorate
eigenhiindig vor mir vollzogenen Unterschriften der fiur
die Firma BASF Aktiengesellachaft Ludwigshafen am Rhein

handelnden Herren:

1. Dr. Gunther Wel z e 1 , Chemiker in
Ludwigshafen am Rhein,

2. Dr. Peter Ri chters , Chemiker in

Ludwigshafen am Rhein. 5
Die Herren Dr., Welzel und Dr. Richters sind mir perstnlich :
bekannt.

Aufgrund heutiger Einsichtnahme in das Handelsregister .
beim Amtsgericht Ludwigshafen am Rhein HR B 3000 be- 7

scheinige ich, da8 die Herren Dr. Welzel und Dr. Richters
als Prokuristen gemeinschaftlich zur Vertretung und

Zeichnung der Firma BASF Aktiengesellsachaft mit dem

8itz in Ludwigshafen am Rhein berechtigt sind. -

Ludwigshafen am Rhein, den 17. Mdrz 1989

} . ".'"'. .--
. v ! .o
CORE --: ! F - SRR N 1101 .
Nl Qg frs o Drc oo -
Fods oo 2
SOTOCOMA GRS, ©
\ E.q,- I o e W
1 24 0CT 20§
TP Ao YN - .
_ Dle Echtheit vorstehender Unterschrift des Ngﬁfﬁggiﬁﬁgfggﬁﬁp o PR
Thomas Walter & unnmabigs sOJER o 1i%
el m 1 -
als amtlich bestellter Vertreter des Notars Juﬁgjznntnnnmﬁnbﬁwé" N E
eigedrickten Ny \

in Ludwigshafen am Rhein und die Echtheit des
Dienststempels werden hiermit bestdtigt. Zugleich wird bescheinigt,

a dad der Yorgenannte zur Vornahme der Amtshandlung befugt war.

ZO4Z
Roretisitn oo, 554

"Frankenthal (Pfalz)., den einundzwanzigsten Mirz neunzehnhundert-
neunundachtzig

LUZ armagn n
CI0uA

1

Kostenvermerk: Geblihr 20,-- DM




. El suscrito Cénsul General
am Main, Repivlica Fedaral
documentos vresentados por

CERTIFIC

Gue el sefior Thomas Walter--

de Colombia en Prankfurt

de Alemania, vistos los

los interesados,

L]
ns

quien como Notario en Ludwigshafen am Rhein—-—-——====e=a--

autenticéd la(s) firma(s) del(os) signatariq(s) del

Poder precedente, ejercia las funciones indicadas ¥y

su firma corresponde a la registrada ante el Tribunal Re-
gional de Frankenthal (Pfalz)-==——=————-———==== ———————————

nue la comnaiiia RASF Aktiengesellgchaft

—— ——— —— —— -y —

es una socieded constituida de acuerdo con las leyes

de la Repfiblica Federal de Alemania y cumple su objetp

conforme a las mismas; que el(los) sefior(es) Dr. Gunther
WELZEL y el Dr. Peter RICHTERS--——-——————————- —mm—————————

quien(es) en sus caricter(es) de apoderados

-~

S A— —————————— D y cuya(s) firma\s

te(s) legal(es) er este paf

Bl Cbénsul General no asume

tenido del documento.

r=500nsab111dad

u¢ M

Esta Certificacibn se expide en Frankfurt am Main,
el geis de Abril de mil novecientos ochenta y nueve,

Prankturt a. M 0 6 ABR 1989

{PAGADO JMPUESTO DE TIMBRE
A-—"” 5% pag Lot E.£. K. K

{;uu12huli.av4¢=;i’
artha Nifio de Stand
cdnul &anoral ueculomhh

it e

S L ..x
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« Die k Legulisierug ist notwendig.

. NOTA PARA EL SEROR CONSUL COLOMBIANO: Segin los articulos 66 del C. de P. C. y 480 del C. de
Co., sl el poderdantp es una sociedad, el sefior Congul debe certificar que tuvo a I vista las pruebas de
su tencla, que eime'suobjetouodﬂ.quequlen confiere el poder es su representante y pusde otorgar
v . segul_dnmtg asutenticar la firma de éste.
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“" '-'h'..:'... "
.. . TRADUCCLEN ‘DFICIAL NO. 2056

r

" de un documento escrito en Aleman, el cual para su iden-—

tificacion se sella con el sello de la traductora, lo mismo

que la presente.-

(A continuacion del poder conferido a BERMAN CAVELIER, GON-
ZALO PERDOMO, ERNESTO CAVELIER y EMILID FERRERO, domiciliados
en la Cra. 4 No. 72-33, BogotaA, el 17 da marzo de 1989, poar

la sociedad BASF Aktiengesellschaft, domiciliada en

Ludwigshafen, RFAtL)

) !% Protocglo notarial No. 1407/89

3o

o is

- N\l 2 Certifico la autenticidad de las firmas anteriores puestas
=g JE

B ig ante mi, por los sefares!:

‘ -

-y T

. & -8

x —

‘g 1. Dr. Gunther W e 1 z el , quimico, domiciliado en
N

EL

Ludwigshaften am Rheiln,

+2. Dr. Peter R 1l c htrs , guimico, domic 'inu

Ludwigahafen am Rhein.

I . -y
-
5 ina

MRSt o g ez e
A los doctores Welzel y Richters los conozco en persona.

AT 300

-
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gékgifiéﬁa‘puﬁ haber tenido a la vista el registro de comer-—

Gt cia HR _ﬁ 3000, del juzgado de Ludwigshafen, que los doctores

del notario, consejero de justicia Dr.
Ludwigshafen am Rhein, y

pafa.

Wlzel y Richters, en su calidad de apoderados, estdn facul-

tados para representar conjuntamente y firmar por la sociedad
BASF Aktiengesellschaft, con sede en Ludwigshafen.

. Ludwigshafen am Rhein, 17 de marzo de 1989

{sello redondot)

Dr. Siegfried Kohler

Fdo.: firma ilegible

Notario de Ludwigehafen

Th. Walter

Asesor del notario como repre

sentante oficlialmente designado
del notario Dr. Siegfried Kohler

Se certifica la autenticidad de la firma anterior del asesar

Kohler, domiciliado en

la del sello oficial que la acom-

Al miemo tiempo se certifica que e=l mencionado notario

estaba facultado para realizar ese acto oficial.

~

Frankenthal (Pfalz),

veintiuno de marzo de mil novecientos

ochenta y nueve

-t s

e

=

"

o —— N ——

s,

e —— =



o e oEpr . -y

. '-':.a.lz- v,
e Ed Presideute del Tribunal Regional

'|

de.: fxﬁma_lleglble (sello redondo:)
(Franz éarfas) El Presidente del Tribunal Regional
de Frankenthal (FPfalz)

Nota: Derrechos 20,—— DM

EN ESPhﬁdL= La legalizacién de las firmas anteriores por el
Consulado de General de Colombia en Frankfurt, bajo el No.
0077 (Certificacidédn consular) del & de abril de 1989 y del
Ministerio de Relaciones Esteriores de Colombia bajo &1 No.
83061 del 24 de abril de 1969.

Fagado impuesto de timbre US% 6,00

ES TRADUCCION FIEL Y COMPLETA, de la cual s& deja copia en
los archivos de estas oficinas para su confrontacidon.

Bogoté4, 26 de abril de 198%
WUZ ARRIAQGA DE HERBER
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) .ul ROGATA. MaB0 cmu-q-.- an
- 1 1 . BEQTOCOPIA COMCIDN CON Ei OraGamas il
. o =" LT ] uu!lrlm:nnl.amsn :

\.\ ~

I T ""U 00
g P————y
» . - S . et
- .'.;.'. v .
k\__- v . .(-'4._4“‘1 . .'
,‘ '..P .]" ffﬁw,&f‘d /‘l .ﬂ.{«""
f,




!
i

.-"" - '_-

—— — P . | W A —— TR T Y [P e PRS- TR
. Pl
. )
r

'_ e l3tes |
K Lo ann Concular ... F
3 ) Encargada |, .5 $55
! . hy o R
, . ) LA

‘/-"':?:'aq
. -
Fd
1

. -.‘.“."- a 4

.y -

» - pg—— e ==




—— . —

e ?Wﬁ AL 5 T ROMAADGR D ESTE PORMULARO. o

. 1 "v, WAURRE GUE TODOSLOS'Y 25 DESEN ESTAR LIIGEMCLIO0S CON ALGUN VALOW; EN CASO CONTRARO, ESCIIIA CERO 0} :
LN '.;l.'n 1. {-‘ . . - -. -

' * v !':-' .--' "‘ .-'-- - L) - :
ST
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AT 881051599954 *
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TIMBR
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16 013

16 013 01 000045 1!
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[ (1) Administracién de knpussios de: Cidigo [ (3) Teiéono
BOGOTA 0.3 2120100
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ce s Tefe] ]

86004137
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|(s) Avsticiony Norbes o Puxin Sosls! ds Ins partes émisino 00 carmlerss).

\'A
Ll soreRo ROCHA JADE

H@Mhhmummmhdhﬂ
Cra. 4a. No. 72-35

Municiplo
| Bocora J

I@mﬁ;=

Tll‘-.

@mmmam—uﬂ.m

TIMBRE TRADUCCION OFICIAL

. 2056 LE ABRIL 26 LE 1989

fochs, velor vy natunilers de Is ©

- ]
o ODLO 0361-52~218-8 e
E ] - e
o 1 oe Ium- a ik cicuLo § i
s-lﬁg ’ l'I GB!I‘I'AIIHII LA
© rd v . f}q‘g . o rm?:n'::r A
ser=T 1y s i
A e /i 3 By o : 3{
BE - : ;
Raspormable del pago e
«
= |
= -
. . /
Nombre ] e
& e W ETYIA) ,_’,- 2
" ¥
» \
'I
v,
DEM-11-V-88 m g B A i e ns  MH  1000/08
[=]



L

- CAVELIER A,
. =" ' ABOGADOS COMEC ELECTROWICO MUNMDIAL: CAVE
) ' EDIFICIO SISKI TELEFONG (37} {1] 2120100

CARRERA 4%, No. 72-35 CaBLEs: CAVELEYES

BOGOTA B, COLOMBIA

" Sefior Jefe de la .
DIVISION DE NUEVAS CREACIONES ) f
Superintendencia de Industria y Comercio :
E. S. D. ;

‘e Poderdante: BASF AKTTENGESELLSCHAFT .
Poder confei:'ido el: 17-03-89 T

. _
~ Yo, GERMAN CAVELIER, obrando en mi calidad de apoderado
x};principal del poderdante - arriba menc1onﬂdo ﬂﬁgﬁﬁﬁm

" l (14

.. manifiesto a Usted que sustituyo el pdde:..qonfamudﬂ“ﬁen el

. l. . ._:., lg‘"ﬂ# "' 1'}“!
‘-+i*dfdctor EMILIO FERRERO, Abogado® con'‘ "I'arjeta *'Proﬁﬁg;qﬁ%k'ﬂ, )

l.l

‘NG. 31 929, con todas las facultades que me fueron confér1&' g ¥

e - T R
Hago la anterior sustitucidén conforme al art1ﬂu10 ﬁG*th“%i
Coédigo de Procedimiento Civil ya que los otros austztuxuﬂ"“

faltan en este momento. R

Sefior Jefe,

'Gizmir
, .T.P.A. No.
‘c.C. No. 2.877.924

Acepto: t
EMILIO FERRERO
T.P.A. N2 31.929%
C.C. No. 438.019 de Usaquén
2e-780-2 '

CAVELIER ABOGADOS NIT. 840.041.367-3
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DILIGENCIA DE AUTENTICACION BE FIRMA

CON PRESENTACION PERSONAL

t At Jro. dw Decrefo 2082 de 19Ky ¢
Arte e! Notario Cincuento (50} del Circulp de

tafé de*
Bogntd.c. mparecio, el Doctor m/ il W‘A ’

quien exhibio v cédulo d

iududonio nimero [ v
expedida en_,/ﬂiv ﬂ/'

y huicrje la prelesicna

nimero__ 27 - 72 q

del Miniterio de lus!n in, com

ol presente rocumento dirigido o: gﬁ I/M [ﬁﬂﬂqﬂ/ e

y ductare qus lgArmg que opmcai €n ¢ i uya.

Q__J SRR

FIRMA AUTOGhAr%DE.LfECLARAN TE

Santalé de Bogold, D. C.

AUTORIZO LA ANTERIOR

-AUTENTICACION DE FIRMA
:'.Mezztgv‘i“ E::sﬁnut:m PEASONAL
TR det-Durete 207 de 1969)
“ ol #g Cm':ucma ;501 del Circuip, do Sanfaﬁ*l
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2 ey
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*  CAVELIER
ABOGADOS
EDIFICIO SISKI

CARRERA 4* N°. 72-35
BOGOTA, 8§ - COLOMBIA

£

CESION

Yo, (nosotros), abajo firmado(s)

® & domiciliado(s) en

© CAVELIER ABOGADOS
WPPODERE-313

€O Anlgnmem Form U1 1150

cOLD - 0038l - #41 - 058 -3

n

Colombia
14
0000054393

ASSIGNMENT

[ (we), the undersigned

Markus Gewehr

Goethestr. 21, 56288 Kastellaun
Germany

Citizen of Germany

Bernd Miiller

Stockinger Str. 7, 67227 Frankenthal
Germany

Citizen of Germany

Thomas Grote

Im Hohnhausen 18, 67157 Wachenheim
Germany

Citizen of Germany

Wassilios Grammenos
Alexander-Fleming-Str. 13, 67071 Ludwigshafen
Germany

Citizen of Greece

Andreas Gypser

B 4.4, 68159 Mannheim

Germany

Citizen of Germany

Jordi Tormo i Blasco
Cari-Benz-Str.10-3, 69514 Laudenbach
Germany

Citizen of Spain

Anja Schwogler

Heinrich-Lanz-Str. 3, 68165 Mannheim
Germany

Citizen of Germany

Joachim Rheinheimer

Merziger Sir.24, 67063 Ludwigshafen
Germany

Citizen of Germany

Carsten Blettner
Richard-Wagner-Str.48, 68165 Mannheim
Germany

Citizen of Germany

Frank Schieweck

Lindenweg 4, 67258 Hepheim

Germany

Citizen of Germany
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declaro(amos) bejo juramento ser (inico(s) y verdadero(s)
inventor(es) de la invencién: gy-1 ' s cd Geido

ofencacscx’lics 4 $¢
vsa Coamo ch:d"‘

declaro(amos) asi mismo que cedo(emos) y
transfiern(erimos), sin limitacién, a favor de la sociedad

(Bae Ak-ﬁmes_nﬂd.ef:“

constituida y existente de conformidad con las leyes de

A lemansc
domiciliada en

& 7056 L.c:luln‘f,'s"t*uq Clﬂumw‘n.

todos los derechos inherentes a dicha invencidn y que la
citada Compafifa queda facultada para solicitar en su
nombre la patente correspondicnte en la Repiblica de
Colombia.

© CAVELIER ABOGADOS
WPPODBRE-34)

00 Asshparand Form 01 1148

Colombia
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0000054393

Michael Rack

Sandwingert 67, 69123 Heidelberg
Germany

Citizen of Germany

Ulrich Schoft

Erlenstr. 8, 68782 Brihl

Germany

Citizen of Germany

Siegfried Strathmann
Donnersbergstr9, 67117 Limburgerhof
Germany

Citizen of Germany

Reinkard Stierl

Jahnsir.8, 67251 Freinsheim

Germany

Citizen of Germany

Jan Rether

St.-Marien-Plorz 23, 67655 Kaisersiautern
Germany

Citizen of Germany

state(s) under oath to be sole and true inventor(s) of the
invention:

Trifluoromethylthiophenecarboxanilides
and their use as fungicides

stale as well, that assign, without reservations or limitations
in favour of

BASF Aktiengesellschaft

a corporation constituted and existing in conformity with
the laws of

Germany

domiciled in

67056 Ludwigshafen, Germany

all rights inherent to said invention and that the above

mentioned company hereby is enabled to apply, in its name,
for the corresponding patent in the Republic of Colombia.
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Dado y firmado hoy Given and signed this

04 Juti 2005

Firma Signature

Lo fo
/ Marmaefhr

b Thomas Grote |

O —
Wassilios Grammenos

£
Andreas qy r

i Tormo i Blasco

A Ll s

Jouachim Rheinheimer

ooy GCllr

Carsten Bleltner

~

-

ECC >

Frank Schieweck I

© CAVELIER ABOGADOS
WPPODERE-343

O Amigrmarni o (] 114



Sebt\ Ly

Michael Rack

B2 14f

Ulrich Schafl |/

Siegfried Strathmann

ul EX

Notarization and legalized by means of Apostille

CAVELIER ABOGADOS
WPPODERE-343

€O Assigrness Form 01 11/90

V' ™ Reinhard Stierl

(4

Jan Rether

g
Colombia
Seite 4

0000054393



U.R.Nr. 1621/2005

I, Ludwig Draxel-Fischer, notary public at Ludwigsha-
fen/Rhine, Federal Republic of Germany, hereby te-
stify and confirm that the foregoing signatures of

l. Mr. Markus Gewehr, residing at Goethestr. 21,
56288 Kastellaun, Germany, personally known to me,

2. Mr. Bernd Milller, residing at Stockinger
Str. 7, 67227 Frankenthal, Germany, personally
known to me,

3. Mr. Thomas Grote, residing at Im Hohnhausen
18, 67157 Wachenheim, Germany, personally known to
me,

4, Mr. Wassilios Grammenos, residing at Alexander-
Fleming-Str. 13, 67071 Ludwigshafen, Germany,
Citizen of Greece, personally known to me,

5. Mr. Andreas Gypser, residing at B 4.4, 68159
Mannheim, Germany, persconally known to me,

6. Mr. Jordi Tormo o Blasco, residing at Carl-Benz-
Str. 10-3, 69514 Lauvdenbach, Germany, Citizen of
Spain, personally known to me,

7. Mrs. Anja Schwidgler, residing at Heinrich-Lanz-
Str. 3, 68165 Mannheim, Germany, personally known
to me,

B. Mr. Joachim Rheinheimer, residing at Merziger Str.
24, 67063 Ludwigshafen, Germany, personally known
to me,

9. Mr. Carsten Blettner, residing at Richard-Wagner-
Str. 48, 68165 Mannheim, Germany, personally known
to me,

0. Mr. Frank Schieweck, residing at Lindenweqg 4,
67258 HeBRheim, Germany, personally known to me,

11. Mr. Michael Rack, residing at Sandwingert 67,
69123 Heidelberg, Germany, personally known to

12. Mr. Ulrich Schéfl, residing at Erlenstr. 8,
68782 Briihl, Germany, personally known to me,

A}



13. Mr. Siegfried Strathmann, residing at
Donnersbergstr. 9, 67117 Limburgerhof, Germany,
personally known to me,

14. Mr. Reinhard Stierxl, residing at Jahnstr. 8,
67251 Freinsheim, Germany, personally known to
me,

15. Mr. Jan Rether, residing at St.-Marien-Platz 23,
67655 Kaiserslautern, Germany, personally known

to me,

are true and valid.

Ludwigshafen/Rhine, this 4 day of July, ZQQi,,f———

) ’_,__'*-"\ﬁ,

notary public

Wert 5.112,92 €

Y
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APOSTILLE
(Convention de La Haye du 5 octobre 1961)

Land : Bundesrepublik Deutschland
Diese &ffantliche Urkunde

ist unterschrieben von Notar
Draxel-Fischer

In seiner Eigenschatt als

Offentlicher Notar

sle ist versehen mit dem Siegel/Stempel
des Notars Ludwig Draxel-Fischer

in Ludwigshafen am Rhein

Bestitigt

- in Frankenthal (Pfalz)

am 19. Juli 2005 _
durch den Prasidenten des Landgerichts
unter Nr. 91 Eb - 830-847/05

Siegel/Stempel: 10. Unterschrift
: Auk
(Christian Kbneke)
Richter am Landgericht
o
r’ Kostenvermerk:

Gebdhr 12, €
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TRADUCCION OFICIAL No. 09.14/05b realizada por Diego Vargas, Traductor
Oficial, Resolucién No. 0001 de 1999 del Ministerio de Justicia,

registrado ante el Ministerio de Relaciones Exteriores de Colombia.

A continuacién se traducen los sellos y legalizaciones de un
documento mediante el cual Markus Gewehr, Goethestr.21, 56288
Kastellaun, Alemania, ciudadano alemén; Bernd Miller,
Stockingerstr.7, 67227 Frankenthal, Alemania, ciudadano alemén;
Thomas Grote, Im HOhnhausen 18, 67157 Wachenheim, Alemania,
ciudadano alemdn; Wassilos Grammenos, Alexander-Fleming-Str.13,
67071 Ludwigshafen, Alemania, ciudadano griego; Andreas Gypser, B 4,
4, 68159 Mannheim, Alemania, ciudadano alemin; Jordi Toxmo i Blasco,
Carl-Benz-Str. 10-3, 69514 Laudenbach, Alemania, ciudadano espafiol;
Anja Schwbgler, Heinrich-Lanz-Str.3, 68165 Mannheim, Alemania,
ciudadano alemé&n; Joachim Rheinheimer, Merziger Str.24, 67063
Ludwigshafen, Alemania, ciudadanc alemin; Carsten Blettner, Richard-
Wagner-Str.48, 68165, Mannheim, Alemania, ciudadano alemén; Frank
Schieweck, Lindenweg 4, 67258 Heffheim, Alemania, ciudadano alemén,
Michael Rack, Sandwingert 67, 69123 Heidelberg, Alemania, ciudadano
alemfn, Ulrich Schd&fl, Erlenstr.8, 68782 Brihl, Alemania, ciudadano
alemin; Siegfried Strathmann, Donnersbergstr. 9, 67117 Limburgerhof,
Alemania, c¢iudadano alem&n, Reinhard Stierl, Jahnstr.8, 67251
Freinsheim, Alemania, ciudadano alemfin; Jan Rether, St.-Marien-Platz
23, 67655 Kaiserslautern, Alemania, ciudadano alemidn; declaran bajo
juramento ser fGnicos y verdaderos inventores de la invencién:
»Anilidas del dcido trifluorcometil-tiofencarboxilico y sus usos como
fungicidas”™ y declaran asi mismo que ceden y transfieren sin
limitacién a favor de 1la sociedad BASF Aktiengesellschaft
constituida y existente de conformidad con las leyes de Alemania
domiciliada en el 67056 Ludwigshafen, Alemania todos los derechos

inherentes a dicha invencién y que dicha Compailla queda facultada



. : oo /4
para solicitar a su nombre la patente correspondiente en la

Repliblica de Colombia.

Dado y firmado el 04 de Julio de 2005.

Firmas i1legibles de todos los inventores mencionados anteriormente.

Urk.R. Nr. 1621/2005

Yo, Ludwig Draxel-Fischer, Notario PGblico de Ludwigshafen/Rhine,
Repiblica Federal de Alemania, por el presente testifico y confirmo
que las firmas anteriores de

1. El pefior Markus Gewehr, domiciliado en Goethestr.21l, 56288
Kastellaun, Alemania, a quién conozco personalmente,

2. El peflor Bernd Miller, domiciliado en Stockingerstr.7, 67227
Frankenthal, Alemania, a quién conozco personalmente,

3. El seflor Thomas Grote, domiciliado en Im HOhnhausen 18,
67157 Wachenheim, Alemania, a quién conozco personalmente,

4. El sefior Wassilos Grammenos, domiciliado en Alexander-
Fleming-Str.13, 67071 Ludwigshafen, Alemania, ciudadano griego, a
quién conozco personalmente,

5. El sefior Andreas Gypser, domiciliado en B 4, 4, 68159
Mannheim, Alemania, a quién conozco personalmente,

6. El sefior Jordi Tormo 1 Blasco, domiciliado en Carl-Benz-Str.
10-3, 69514 Laudenbach, Alemania, ciudadano espaficl a quién conozco
personalmente,

7. La sefiora Anja 8Schwigler, domiciliada en Heilnrich-Lanz-
Str.3, 68165 Mannheim, Alemania, a quién conozco personalmente,

8. El sefior Joachim Rheinheimer, domiciliado en Merziger
Str.24, 67063 Ludwigshafen, Alemania, a quién conozco personalmente,
9. El sgefior Carsten Blettmer, domiciliado en Richard-Wagner-

Str.48, 68165, Mannheim, Alemania, a quién conozco personalmente,



10. El sefior Frank Schieweck, domiciliado en Lindenweg 4, 67258
Heffheim, Alemania, a qulén conozco personalmente,

11. El seflor Michael Rack, domiciliado en Sandwingert 67, 68123
Heidelberg, Alemania, a quién conozco personalmente,

12. El sefior Ulrich 8ch8fl, domiciliado en Erlenstr. 8, 68782
BrGhl, Alemania, a qui&én conozco personalmente,

13. El seflor Siegfried Strathmann, domiciliado en
Donnersbergstr. 9, 67117 Limburgerhof, Alemania, a quién conozco
perscnalmente, ' .

14. El sefior Reinhard 8tierl, domiciliado en Jahnstr.8, 67251
Freinsheim, Alemania, a quién conozco personalmente,

15. El seflor Jan Rether, domiciliado en St.-Marien-Platz 23,
67655 Kaiserslautern, Alemania, a quién conozco personalmente,

son auténticas y vilidas.

Ludwigshafen/Rhine, hoy 4 de Julio de 2005

Sello de Firma Ilegible
Oblea Notario PtGiblico
(Anexo)

Sello de Apostille expedido en la RepGblica Federal de Alemania y
certificada el 19 de Julio de 2005 con el Mr. 91 Eb - 830-847/05/
firmado por Christian Kdneke

Es traduccién fiel y completa de la cual se deja copia en esta
oficina para su confrontacién.
DVZ//ID-007082/WPCL002G/COLO 00361-841-059-5

) ata . / v
LBt NAREREZ.
TRADUCTOR E INTERPRETE ORCLE.

AROL - INGLES — INGLES - ESPARGL
wmm DE ENERO 4 DE 1999

MINISTERIO DE JUSTICIA
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TRADUCCION OFICIAL No. 10027

1

de un documenio escrito en Alemén, efectuada por Luz Amiaga de Herber,

resolucion del Ministerio de Justicla 599 del 6 de marzo 1978 -

Traduccién de las legalizaciones en alemén que se encuentran a continuacién de
un documento de cesion, escrito en espafiol e inglés, por medio del cual los

sefiores

Markus Gewehr

Goethestr. 21, 56288 Kastellaun
Alemania '

Ciudadano de Alemania

Bemd Miiler

Stockinger Str. 7, 87227 Frankenthal
Alemania

Ciudadano de Alemania

Thomas Grote

Im Hohnhausen 18, 67157 Wachenheim
Alemania

Ciudadano de Alemania

Wassilios Grammenos

Alexander-Fleming-Str. 13, 67071 Ludwigshafen

Alemania

Ciudadano de Grecia -

Andreas Gypser

B 4.4, 68159 Mannheim

Alemania

Ciudadano de Alemania

Jordi Tormo i Blasco
Carl-Benz-Str.10-3, 68514 Laudenhach
Alemania

Ciudadano de Espafia

Anja Schwigler

Helnrich-Lanz-Str. 3, 68165 Mannheim
Alemania

Ciudadano de Alemania

Joachim Rheinheimer

Merziger Str.24, 87063 Ludwigshafen
Alemania

Ciudadano de Alemania

Carsten Blettner

Richard- Wagner-Str-48, 68165 Mannheim
Alemania

AGA DU HEpfgor,
E INYERPAE L

Rezehrcldn No 5:¢ mmjusticly
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Ciudadano de Alemania

Frank Schieweck

Lindernweg 4, 87258 Hefheim
Alemania

Ciudadano de Alemania

Michael Rack

Sandwingert 87, 68123 Heidelberg
Alemania

Cludadano de Alemania

Ulrich Schofl

Erlenstr. 8, 68782 Brihl

Alemania

Ciudadano de Alemania

Slegfried Strathmann
Donnersbergstr.9, 87117Limburgerhof
Alemania

Ciudadano de Alemania

Reinhard Stier

Jahnsir.8, 67251 Freinsheim
Alemania

Ciudadano de Alemania

Jan Rether St-Marien-Platz 23, 87855 Kaisersiautern
Alemania

Ciudadano de Alemania

declaran bajo juramento ser Gnicos y verdaderos inventores de la invencion:
Anllidas del &cldo trifluorometil-tiofencarboxiflico y su uso como fungicidas

y ceden sin limitacion a la sociedad BASF AKTIENGESELLSCHAFT, domicillada
en 687056 Ludwigshafen, Alemania, todos los derechos inherentes a dicha
invencién y que la citada compaiila queda facultada para solicitar en su nombre la
patente correspondiente en la Replblica de Colombia. Dado y firmado el 6 de
noviembre de 2003. Hay quince firmas ilegibles de los mencionados sefiores.

Certificacion notarial en inglés de las fimas antecedentes por el notario de
Ludwigshafen am Rhein, Ludwig Draxel-Fischer, al 4 de julio de 2005.
bajo el No. 1621/2005.- (Hilo y oblea notarial en relieve). — Valor 5.112,02 €

LUz Anﬁm DE H‘E}Eﬂ
TRADU A¥ I PRETE
i

— e
Reselucién No.589 Minjusticla



APOSTILLE
(Convention de La Haye du 5 octobre 1961)

1. Pais: Republica Federal de Alemania
Este documento publico
2. Ha sido firmado por el notario Draxel-Fischer
3. Actuando en calidad de notario pablico
4. Lieva el sello del notario Draxel-Fischer, notario de Ludwigshafen am Rhein

Certificado
5. en Frankenthal (Pfalz)
6. el 19 de julio de 2005
7. por el Presidents del Tribunal Regtonal
8. bajo el No. 81 Eb ~ 830-847/05

9. Sello 10. Fimma
(Hilo y oblea del Tribunal Regional) Fdo.. irma ilegible
(Christian K&neke)

Juez del Tribunal REgional

Costas:

Derechos 12,00 €
ES TRADUCCION FIEL Y COMPLETA, de la cual se deja copia en Ios. archlvo;de
estas oficinas para su confrontacion. : .

Bogotd, 13 de septiembre de 2005. LUz AHH!.‘-'..‘iE OF HENBEN
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(12) NACH DEM VERTRAG DBER DIE INTERNATIONALE AUF DEM GEBIET DES
rmmmmmnmmm

- 54393- - 030203

as) “mw‘?m (LTI BT LT
(43) Internationales VerGifentlichengsdatam (10) Internationale
7. Oktober 2004 (07.10.2004) PCT WO 2004/085419 Al

(51) Internationale Patentkiamsifikation™ CO7D33¥12 (72) Erfinder; mnd
Erfinder/Anmelder (mr filr US): GEWEHR, Markus

(1) Internationales Akteumeichen:  PCT [DE/DE]; Goothestraxso 21, 56288 Kastellsun (DE).

(22) Internationales Anmeldedatum: MOLLER, Bernd [DE/DE]; Stockingenstr 7, 67227

m,mm(mm_zm:)/ Franioenthal (DE). GROTE, Thormas [DE/DE]; Im Hhn-

hansen 18, 67157 Wechenheim (DE). GRAMMENOS,

(25) Elnrelchusgssprache: Deutsch Wamilios [GR/DE]; Alaxandor-Floming-Strasse 13, 67071

Verifeatich Deatach Lodwigshafen (DE). GYPSER, Andreas [DE/DE; B 4,

ae Engwprache: 4, 68159 Mannheim (DE). TORMO I BLASCO, Jordl

(30) Angaben mur Prioritit: [ES/DE); Carl-Benz-Str. 10-3, 69514 Landenbach (DE).

103 131264 24. Mlirz 2003 (24.03 DE SCHWOGLER, Anjs [DE/DE]; Heinrich-

103545492 , 21. November 2003 (21.112003] . DE 3, 68165 Mannheim (DE). REEINHEIMER,

[DE/DE]; Merziger Strasse 24, 67063 Lodwigshafen
Bestimmungsriaaten Carst Richard
(71) Anmelder (fitr alls MAl.mdm (DE). BLETTNER, [DR/DE]: Wag-

von USk BASF AKTIENGESELLSCHAFT [DE/DE}; .
67056 Ladwigshafen (DE). ner-Strasse 48, 68165 Mannheim (DE). SCHIEWECK,
[Fortetnmg ayf der nichsten Seite]
(54) Thiez: TRIFLUOROMETHYL-THIOPHENE CARBOXYLIC ACTD ANILIDHES AND USB THERBOF AS FUNGICIDES

34) Bexeichnnng: TRIFLUORMETHYL-THIOPHENCARBONSAUREANILIDE UND THRE VERWENDUNG ALS FUNGI-
ZIDE

—

(57) Abstract: The invention relates

mn 3] to triflucromsthyl-thiophene carbaxylic

N acid enilides of general formulas I,

/Q Q I, and I, wherein the substitnents

N R, beve the following mesning: R!, R*

I A X-F*  independently represent C,-Cialkyl,

CF, CF, CyCs cycloalkyl, Cp-C, alkenyl,

CrC, akinyl, C.-C, alkoxy, seid
groups being optionally snbstituted

by halogen, H, halogen, nitro, CN;
n R? represants H, OH, C,-C, ulkyl,
Cs-Cs cycloaliyl, C,-C, alkoxy, said
T groups baing optionally sobstitted by
my

X-R balogen; R® represents C;-Cpy alkyl,

A® G Cu cyclaalkyl, C;C;; alkemyl,

1 'm CF, CsCia cycloatkenyl, Cr-C;z alkinyl,

CyCu cycloalkylC,-C, alkyl, said

m groops being optionally  substitmbed

by R, phenyl, phenyl-C,-Cs alkyl,

nyl-Cy-Cs alkenryl, pheryl-C,-Cy alkinyl, phenyloxy-C,-Cs alkyl, phenyloxy-C;-C alkenyl, phenyloxy-Cy-Ce alkinyl, the alkyl

alkenyl portion, and alkiny] portion being optionally substitated by R? and the phenyl ring being optionally substituted

-C(R"=NORS; X represents O, S, or & direct bond; R* represents H, C,-Caalkyl, Cy-Cq cycloalkyl, C,-C,, alkoxy, Cr-Cy

s, Cx-Cy alkinyl, said groups being optionally substitoted by halogen, halogen, nitro, CN, phenyl which can be substituted

R‘.ﬁmyﬂﬂmhmﬁﬁhﬂdhl‘.&-&dhﬂiﬂlﬂhdhlpmﬁonﬁngoﬂuﬂynbuﬁmdbyhdopnmd

phanyl ring being optionally substituted by RY; RS represents C;-C, alkyl, Cy-Cq cycloalkyl, C;-Cy allyl, C;-C, alkinyl, seid

being optiomily sohatinzted by halogen, phenry]l which can be substitoted by R!; R” represents C,-C, alkyl, C,-Cq slkoxy,

alkenyloxy, C;-Cq alkinyloxy, C,-Cy alkoxy-C,-Ce alkoxy, said groups being optionally substitmed by halogen, halogen;

ropresents H, R, ar Cy-Cyy alkyl, Cy-Cy cycloalkyl, C»-Cyy alkenyl, C5-Ciy cycloalkenyl, Cy-Cis cycloalkyl-Cy-C, akyl, said

o3 groups being optionally sobstitated by halogen; phenry] which can be substitated by R3; o represants O 1o 4; and m repragents 0, 1.

Almo disciosad ig the nse of the mventive trifiacromethyl-thiophene carboxylic acid anilides as fongicidss and agents contsining
© waid trificoromethy)-thiophens carboxylic acid anilides

a€§§§}

004%085419 A1 O GO T O T

o
£

[Fortetung auf der niichsten Seite}
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Frank [DE/DE]; Lindmweg 4, 67258 Hossheim (DE) TN, TR, TT, TZ, UA, UG, US, UZ, VC, VN, YU, ZA, ZM,
RACK, Michael [DE/DE]; Sandwingot 67, 69123 Hai- ZW.

‘”"":8(:2“)- w:ogmmm [DE/DE]; Luftschiffring

22 Bl STRATHMANN, Siegfried )

[DEDE]; Domnemsbergstrasse 9, 67117 Limburger. (84) Besttmmungesteaten (sowsit nicks anders angegeben, fir

Jode verfighare regionale Schiuzrechkisart): ARIPO (BW,
bof (DE). STIERL, Reinhard [DE/DE]; Juhnstrasse GH, GM, KE, LS, MW, MZ, SD, SL. SZ. TZ UG, ZM

8, 67251 Frainsheim (DE). RETHER, Jan [DE/DE]; mmm'mnzm.xz.m.nﬁ.ﬂ:

SL-erhtl-Plltzﬂ. 07655 mﬂm% m m‘lﬁ’ (A'I; BE' DG'GLCY'G.DE DK.

ER, ES, FI, FR, GB, GR, HU, IE, IT, LU, MC, NL, PL, PT,

(74) Gameizssamer Vertroter: BASF AKTIENGE- RO, SE, SI, SK, TR), OAFI (BE, BJ, CF, CG, C1, CM, GA,
SELLSCHAFT; 67056 Ludwigshafen (DE). GN, 4Q, GW, ML, MR, NE, SN, TD, TG).

verfigbare natlonale Schutzrechoxart, 3 _ .
AM, AT, All, AZ, BA, BB, BG, BR, BW, BY, BZ, CA. CH. mit internationalem Recherchenbarichs
CN, CO, CR, CU, CZ, DE, DK, DM, DZ, BC, BE, BG, ES,
FI,GB, GD, GB, GH, GM, HR, HU, ID, I, IN, IS, JP. KE,  Zur Erkidrung der Zweibuchstaben-Codes und der anderen Ab-
KG,KP, KR, KZ LC, LK LR, LS, LT, LU, LV, MA,MD, Miromgen wind auf dis Erklirungen {"Guidance Notas on Co-
MG, MK, MN, MW, MX, MZ, NA, NI, NO, NZ,OM, PQ, des and Abbraviations™) am Anfang jeder regulliran Ausgabe der _'_
PH, PL,PT, RO, RU, SC, 5D, SE,5G, SK, 8L, SY, T],TM, PCT-Gaperte verwiesen

(57) Zusammenfassung: Die vorliegende Brfindung betrifft Triflnormethy]-thiophencarbonsfioresnilide der allgemeinen Formsln
I, I und III, in deoen dio Substituenten die folgende Bodoutnng haben: R*R*mnabhiinglg voneinander C,-C,-Alkyl, C;-C5-Cye-
Toalkyl, C,-Cy-Allomyl, C-C, Alkinyl, C,-C-Alkoxy, wobel diese Gruppen durch Halogen substitniart sein kinnen, H, Halogen,
Nitro, CN; R? H, OH, C,-Cy-Alkyl, Cy-C,-Cycloalkyl, C,-C,-Alkoxy, wobel diess Gruppen durch Halogen subatituiert sein kiinnen;
R* C,-Ciz-Alkyl, C5-Cyy- Cycloalkyl, C;-Crs-Alkenyl, C5-Cyp- Cycloalkzayl, Cr-Ca- Alkinyl, C5-Cp- Cycloalkyl -C,-Co-alkyl, wo-
bel diese Gruppen dorch R? substitaiert ssin kiinnen; Phenyl, Phenyl-C,-Cq-Alkyl, Phenyl-Cx-Cy-Alkenyl, Phonyl-Cy-Cq-Alkinyl,
Phany- loxy-C,-Cs-Alkyl, Phenyloxy-C;-Cs-Alkenyl, Phenyloxy-Cy-Cy-Alkinyl, wobel der Alkyl-, Alkenyl- und Alkimy)-Teil mit
R und der Phenylring mit R? substitriert sein kam; -C(R®=NOR®; O, S oder direkte Bindung; R? H, C,-C,-Alkyl, Cy-Cs- Cyclo-
alkyl, G-C-Alkoxy, Cp-C,-Alkenyl, C,-C-Alkinyl, wobei diese Gruppen durch Halogen substitwient sein kiinnen, Halogen, Nitro,
CN, Phenyl, das mit R! sohstitmiart soin kunm, Phenoxy, das mir R! sobstitwiert sein kann, C-Cq-Alkyl-Pheanyl, wobei der Alkcylieil
mit Halogen sobstitniert sein knnn und der Phenylring mit R! subatimiert sein kann; R® C,-Cy-Alkyl, Cy-C¢-Cycloalkyl, C,-C,-Al-
kenyl, Cy-C,-Alkiny), wobei diese Groppen darch Halogen sohstitniert sein kinnea, Phenyl, das dorch R? substitmiert gein kenn; R?
C-Co-Alkyl, C,-Cy-Alkuxy, C;-Cy-Alkenyloxy, C;-Cy-Alkinylaxy, C-Cs-Alkoxy- C,-Ce-alkoxy, wobel diess Gruppen durch Ha-
logen substitniert sain kirmen, Halogen; R* H , R? oder C,-C,r-Alkyl, Cy-C;3-Cycioalkyl, C,-Ci;-Alkenyl, Co-C r-Cycloalkemyl,
C3-Cy3-Cycloalkyl-C,-C,-alkyl, wobel diese Gruppen mit Halogen substitmjert kinnen; Phanyl, das mit RS sobstitniert
kann; n 04 m 0, 1sowie die Verwendung der Triflnormethyl-thiophencarbonslinresnilide als Fungizide und diese enthaliende Mittel.
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Beschrelbung
Die vorilegende Erfindung betrifft

Trifluormethyl-thlophencarbonsiureantiide der allgemeinen Formein |, il und IlI,

. (R‘)n
b CF,
(H‘)n
jjihll ixni
L i
@ e,

"

In denen dle Substituenten die foigends Bedeutung haben:

R',R*unabhéingig voneinander C;-CAlkyl, Cs-Ce-Cycloalkyl, C2-Cs-Alkenyl, Co-Cy
Alkinyl, C,-CAlkoxy, wobel diese Gruppen durch Halogen substitulert seln kén-
nen, H, Halogen, Nitro, CN;

R* H, OH, C,-Cs-Alkyl, Cy-Ce-Cycioalkyl, C;-C,-Alkoxy, wobei dless Gruppen durch
Halogen substitulert aein kdnnen;

R® Cy-CirAlkyl, C5-Crs- Cycloalkyl, C+-Ciz-Alkenyl, C5-C1z- Cycloalkenyl, Cz-Cir
Alkinyl, Cy-C12- Cycloalkyl -C-C-alkyl, wobel dieee Gruppen durch R substitulert
seln kdnnen;
Phenyl, Phenyl-Ci-Ce-Alkyl, Phenyt-Cx-Cy-Alkenyl, Phenyl-Cs-Cy-Alkinyl, Pheny-
loxy-Cy-Cy-Alkyl, Phenyloxy-Cr-Ce-Alkenyl, Phenyloxy-Cy-Cs-Alkinyl,
wobel der Alkyl-, Alkenyl- und Alkinyl-Tell mit R? und der Phenyiring mit R® subst-
tuiert sein kann;
-C(R*)=NOR®,

X 0O, 8 oder direkts Bindung;

PCT/EP2004/002933 29-_

- Trifluormethyt-thiophencarbonséiurganilide und lhre Verwendung als Fungizide
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" R®  H, Cy-Ce-Alkyl, Cs-Cy- Cycioalkyl, C;-C.-Alkaxy, Cy-Ca-Alkenyl, Cz-C-Alkinyl, wo-
be! dlese Gruppen durch Halogen substitulert eein kbnnen, Halogen, Nitro, CN,
Phenyl, das mit R' substitulert sein kann, Phenaxy, das mir R' aubstitulert sein
kann, Cy-Cg-Alkyl-Phenyl, wobel der Alkyhell mit Halogen substitulert geln kann
und der Phenyiring mit R' substitidert seln kann;

R* Cy-CrAlkyl, Cy-Co-Cyoloalkyl, Cs-C-Alkenyl, Cy-C,-Alkinyl, wobel disse Gmppan
durch Halogen subetftulert sein k8nnen,

Phenyl, das durch R' substitulert sein kann;

R’ Cy-CrAlkyl, Ci-Cy-Alkoxy, Cr-Co-Alkenylaxy, Cx-Cy-Alkinyloxy, Ci-C-Alkoxy-Cy-
Cyralkoxy, wobe! diese Gruppen durch Halogen substitulert ssin kinnen, Halo-
gen;

R" H, R’ oder C;-Cig-Alkyl, C5-Cio-Cycioalkyl, Co-Cia-Alkenyl, Cs-Ci-Cycioalkenyl,
Cx-C-Cycloalkyl-C1-C-alkyl, wobel diese Gruppen mit Halogen substitulert sein
konnen;

Phenyl, das mit R® substitulert sein kann;

n 0-4

m 01

Waelterhin betrifit dle vorllegends Erfindung dle Verwendung der Trifluormethyl-
thiophencarbonsureanilide als Funglzide sowle diese enthaltende Mittel.

Aus der EP-A 0545099 sind Siureanilid-Derivate und thre Verwendung zur Beldimp-
fung von Botrytie bekannt. Thiophencarbonsfiureaniiide werden nicht in dieser Anmel-

dung beschrieben.

Thiophencarbonegiureaniid-Derivets sind aus der JP 08082223, JP 082502, JP
082593, JP 01302605, JP 01313402, EP-A 915868 und WO 02/08197 bekannt.

Dile beschrisbenen Thiophsncarbonsureaniiii-Derivate mit funglzider Wirksamkeit
kdnnen jedoch, insbesondere bel nledrigen Aufwandmengen, nicht in vollem Umfang
zufrieden stellen. Aufgabe der vorflegenden Erfindung war es, neue Thiophencarbon-
sfureanilid-Derivate mit verbesserter Wirkung, insbesondere auch bel nledrigen Auf-
wandmengen, zur Verfagung zu stellen.

Ubermaschenderweise wurden nun dis oben genannten Trifluormethyt-

thiophencarbonsiureanllide der Formein L, il und Il gefunden, dle dlees Aufgabe I3sen.

Die bel der Definition der Substitusnten R' bis R® genannten organischen Molekiitelie
stellen - wie die Bedeutung Halogen - Sammelbegriffe fir individuelie Aufzhiungen
der einzeinen Gruppenmitglleder dar. Samtiiche Kohlenstoffketten, aleo alle Alkyl-, Ha-

logenalkyi-, Arylalkyl-, Alkenyi-, Halogenalksnyi-, Alkiny}l- und Halogenalkinyl-Teile

\



10

15

35

WO 2004/085419 PCT/EP2004/002933

3

- -kodnnen geradkettig.oder verzweigt sein. Halogenlerte Substiuenten tragen vorzugs-

welse ein bie finf gielche oder verschiedene Halogenatome. Die Bedeutung Halogen
steht Jewells fOr Fluor, Chior, Brom oder lod.

Femer stahen beisplelswelse:

Ci-C-Alkyl sowle die Ci-C,-Alkyltelie In C,-Cy-Alkoxy tir: CHs, CgHs, CHe~CaHs,
CH(CHs)e, n-Butyl, CH(CHy)}-CaHs, CHy~CH(CHa)e oder C{CHa)s;

Cy-Cs-Helogenalkyl sowle die C-C-Halogenalkyiteile in C,-C,-Halogenalkoxy:
far elnen C,-C4-Alkylrest wie vorstshend genannt, der partiell oder vollatindig
durch Fluor, Chior, Brom und/oder lod substitulert lst, also z.B. CHgF, CHF;, CF;,
CHyCl, CH(CI)2, C(Ch)s, Chiorfluormethyl, Dichlorfluormethyl, Chiordifiuormethyl,
2-Fluorethyl, 2-Chiorethyl, 2-Bromethyl, 2-odethyl, 2,2-Difluorethyl, 2,2,2-
Trifluorethyl, 2-Chior-2-fluorathyl, 2-Chlor-2,2-diflucrethyl, 2,2-Dichlor-2-fluorethyl,
2,2,2-Trichiorethyl, CsFs, 2-Fluorpropyl, 3-Fluorpropyl, 2,2-Difiuorpropyl, 2.3-
Difiluorpropyl, 2-Chlorpropyl, 3-Chiorpropyl, 2,3-Dichlorpropyl, 2-Brompropyl, 3-
Brompropyl, 3,3,3-Trifluorpropyl, 3,3,3-Tri-chlorpropyl, CHe—CoF, CF—CsFs, 1-
(Fluormethyl)-2-fluorethyl, 1-(Chlormethyl)-2-chlorethyl, 1-{Brommethyi)-2-
bromethyl, 4-Fluorbutyl, 4-Chiorbutyl, 4-Brombutyl oder Nonafluorbutyl;

C1-Cia-Alkyl sowle die C-Cy-Alkyitaile in Cy-Cy-Alkoxy: flr einen C,-Cs-Alkylrest
wie vorstshend genannt, oder flr z.B. n-Pentyl, 1-Methylbutyi, 2-Methyibutyi, 3-
Methyiutyl, 2,2-Dimethyipropyl, 1-Ethylpropyi, n-Hexyl, 1,1-Dimethyipropyl, 1,2-
Dimethyipropy!, 1-Methyipentyl, 2-Methyipentyl, 3-Methyipentyl, 4-Methyipentyl,
1,1-Dimethytbutyl, 1,2- Dlmmu‘yll 1,3'DMYIbUM. zﬁ'umvlw- 23
Dimethylbutyl, 3,3-Dimethyibutyl, 1-Ethylbutyl, 2-Ethyibutyl, 1,1,2-Trimethyipropyl,
1,2,2-Trimethylpropyl, 1-Ethyl-1-methylpropyl oder 1-Ethyl-2-methylpropyi, vor-
2ugewelee fir CHy, Cyls, CHe-ColHs, CH(CHa)s, n—8utyl, C(CH,)y, n—Pentyl, n—~
Hexyl, n-Heptyl, n-Octyl, n-Nonyl, n-Decyl, n-Undecyl oder n-Dodeacyl;

Ci-Cig-Halogenalkyl sowie die C;-Cy-Halogenalkyitelle in C,-Cg-Halogenalkoxy:
flr sinen C,-C1z-Alkyirest wie vorastehend genannt, der partiell oder vollatindig
durch Fluor, Chior, Brom und/oder lod substitulert ist, also z.B. fiir einen der un-
ter C,-CHalogenaikyl ganannten Reste oder fir 5~Fluor-1-peniyl, 5-Chlor-1~
pentyl, 5-Brom-1—pentyl, 5-lod-1—pentyl, 5,5,5-Trichior-1-penyl, Undecafiuor-
pentyl, 6-Fluor~1-hexyl, 8-Chlor—1-hexyl, 8-Brom—1-hexyl, 8—lod-1-hexyl,
6,8,6-Trichior—1-hexy! oder Dodecafiuorhexyl;

CxC,-Alkenyl: ungesittigte, geradksttige oder verzweigte Kohlanwasserstoffres-
te mit 2 bls 4 Kohlenstoffatomen und elner Doppelbindung In einer bellebigen
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Poettion, z.B. Ethenyl, 1-Propenyl, 2-Propenyl, 1-Mathylethenyl, 1-Buten-1-yi, 1-
Biten-2-yl, 1-Buten-3-yi, 2-Buten—1-yi, 1-Methyl-prop-1-en-1-yi, 2-Methyl-prop-
1-en-1-yi, 1-Methy}-prop-2-en-1-yi, 2-Methyl-prop-2-en-1-yl;

- CrCirAlkenyl sowle die Cr-Cy-Alkenyltelie in Cy-Cy-Alkenyloxy fir Cz-Cy-Alkenyl
sowle flr: n-Penten-1-yl, n-Penten-2-yl, n-Penten-3-yl, n-Penten-4-yl, 1-Msthyi-
but-1-en-1-yl, 2-Methyl-but-1-en-1-yi, 3-Methyl-but-1-en-1-yi, 1-Methyl-but-2-an-
1-yi, 2-Methyl-but-2-en-1-yl, 3-Methyl-but-2-en-1-yi, 1-Methyt-but-3-en-1-yl, 2-
Msthyi-but-3-en-1-y1, 3-Methyl-but-3-en-1-yi, 1,1-Dimethyl-prop-2-en-1-yl, 1,2-
Dimethyl-prop-1-en-1-#, 1,2-Dimethyl-prop-2-en-1-yi, 1-Ethyl-prop-1-en-2-yi, 1-
Ethyl-prop-2-en-1-yi, n-Hex-1-en-1-yi, n-Hex-2-en-1-yi, n-Hex-3-en-1-y1, n-Hex-4-
en-1-yi, n-Hex-5-en-1-y, 1-Methyl-pent-1-en-1-yi, 2-Msthyl-pent-1-en-1-yi, 3-
Methyl-pent-1-en-1-yl, 4-Methyl-pent-1-en-1-yi, 1-Methyl-pent-2-en-1-yi, 2-
Methyl-pent-2-en-1-yl, 3-Methyl-pent-2-en-1-yl, 4-Methyl-pent-2-en-1-yi, 1-
Methyl-pent-3-en-1-y1, 2-Methyl-pent-3-en-1-yl, 3-Methyl-pent-3-en-1-yl, 4-
Methyl-pent-3-en-1-yl, 1-Methyl-pent-4-en-1-yl, 2-Methyl-pent-4-en-1-yi, 3-
Methyl-pent-4-en-1-yi, 4-Methyl-pent-4-en-1-yi, 1,1-Dimethyl-but-2-en-1-yl, 1,1-
Dimethyl-but-3-en-1-yl, 1,2-Dimethyl-but-1-en-1-yi, 1,2-Dimethyl-but-2-en-1-yi,
1.2-Dimethyl-but-3-en-1-yl, 1,3-Dimethyl-but-1-en-1-yl, 1,3-Dimethyl-but-2-en-1-
yl, 1,3-Dimethyl-but-3-en-1-yl, 2,2-Dimethyl-but-3-en-1-yl, 2,3-Dimethyi-but-1-en-
1-i, 2,3-Dimethyl-but-2-en-1-yi, 2,3-Dimethyl-but-3-en-1-yi, 3,3-Dimethyl-but-1-
en-1-yl, 3,3-Dimethyl-but-2-en-1-yi, 1-Ethyl-but-1-en-1-yl, 1-Ethyl-but-2-en-1-y, 1-
Ethyl-but-8-en-1-yi, 2-Ethyl-but-1-en-1-yi, 2-Ethyl-but-2-en-
1-yi, 2-Ethyt-but-3-en-1-yl, 1,1,2-Trimsthyl-prop-2-en-1-yi, 1-Ethyl-1-methy}-prop-
2-en-1-yi, 1-Ethyl-2-methyl-prop-1-en-
1-yl oder 1-Ethyl-2-methyl-prop-2-en-1-yi;

- CrCHalogenalkenyl: fiir ungeséttigte, geradkettige oder verzweigte Kohlen-
wasserstofireste mit 2 bis 4 Kohlenstoffatomen und einer Doppelbindung in einer
bellebigen Position (wie vorstehend genannt), wobel in diesen Gruppen die Was-
serstoffatome tellweles oder volistindlg gegen Halogenatome wie vorstehend
genannt, insbesondere Fluor, Chlor und Brom, ereetzt sind, also z.B. 2-Chiorallyl,
3-Chiorallyl, 2,3-Dichiomaliyl, 3,3-Dichiorallyl, 2,3,3-Trichloraliyl, 2,3-Dichiorbut-2-
enyl, 2-Bromallyl, 3-Bromallyl, 2,3-Dibromallyl, 3,3-Dibromallyl, 2,3,3-Tribromaliyt
oder 2,3-Dibrombut-2-enyl;

- Cx-Cig-Halogenalkenyl sowie die Halogenalkenyttelle von Cr-Ce-
Halogenalkenyloxy: fiir C-Cys-Alkenyl wie vorstehend genannt, das partiell oder
volistAndig durch Fluor, Chior, Brom und/oder lod substitulert Ist, z.B fiir die bel

CzC.+Halogenalkenyl genannten Reste;
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CxC.-Alkinyl: geradksttige oder verzwelgte: Kohlenwasserstoffgruppen mit 2 bis 4
Kohlenstoffatomen und einer Drelfachbindung in einer bellebigen Position, z.B.
Ethinyl, 1-Propinyl, 2-Propinyl (=Propargyl), 1-Butinyl, 2-Butinyl, 3-Butinyl und 1-
Methyl-2-propinyt;

Cx-Ciz-Alkinyl sowle dle Cx-Ca-Alkinyiteile In Co-Cy-Alkinyloxy filr geradkettige
oder verzwelgte Kohlenwasserstofigruppen mit 2 bis 12 Kohlenstoffatomen und
einer Dreifachbindung In einer bellebigen Poaltion, z.B. Ethinyl, Prop-1-in-1-yi,
Prop-2-in-1-yl, n-But-1-in-1-yi, n-But-1-in-8-yl, n-But-1-in4-yl, n-But-2-In-1-yi, n-
Pent-1-In-1-yi, n-Pent-1-in-3-yi, n-Pent-1-in-4-yl, n-Pent-1-in-5-¥i, n-Pent-2-in-1-yl,
n-Pent-2-in-4-yl, n-Pent-24n-5-yi, 3-Methyl-but-1-in-3-yl, 3-Methyl-but-1-In-4-yl, n-
Hex-1-in-1-yi, n-Hex-1-in-3-yl, n-Hex-1-in-4-yl, n-Hex-1-in-5-yl, n-Hex-1-in-8-yl, n-
Hex-2-In-1-yi, n-Hex-2-in-4-yl, n-Hex-2-In-5-y1, n-Hex-2-in-8-y, n-Hex-3-In-1-y4, n-
Hex-3-In-2-yl, 3-Methyl-pent-1-in-1-yi, 3-Methyl-pent-1-in-3-yi, 3-Methyl-pent-1-in-
4-yi, 3-Methyl-pent-1-in-5-yi, 4-Methyl-pent-1-in-1-yl, 4-Methyt-pent-2-in-4-yf und
4-Methyl-pent-2-in-5-y1, vorzugswelse 1iir Prop-2-in-1-yi;

Cx-C,-Halogenalkinyi: fir ungeséitigte, geradkettige oder verzweigte Kohlernwas-
serstoffreste mit 2 bie 4 Kohlenstoffatomen und elner Dreifachbindung in einer
bsliebigen Position (wie vorstehend genannt), wobal in diesen Gruppen die Wae-
serstoffatome tellweise oder volistindig gegen Halogenatome wie vorstehand
genannt, Insbesondere Fluor, Chlor und Brom, ersetzt seln kdnfien, also z.B. 1,1-
Difluorprop-2-in-1-yl, 4-Fluorbut-2-in-1-yi, 4-Chlorbut-2-in-1-yi, 1,1-Difiuortat-2-in-
1-yl, 5-Fluorpent-3-In-1-yl oder 6-Fliorhex~4-in-1-yi;

Cs-Ci2-Halogenalkinyt sowle die Cx-Cy-Halogenalkinyitelle in Co-Cy-
Halogenaikinyloxy: filr Co-Ci-Aliinyl wie vorstehend genannt, des partiell oder
volistiindig durch Fluor, Chior, Brom und/oder lod substitulert ist, z.B flr die bel

Cx-C.Halogenalkinyl genannten Reste;

C1-C-Alkoxy: fir OCHs, OC:Hs, OCHy-CaHs, OCH(CHs)s, n-Butoxy, OCH(CHa)-
CaHs, OCH-CH(CHs)s 0der C{CHa)s, vorzugswelise far OCHs, OC;H; oder
OCH(CHy)s;

C:-C.Halogenalkoxy: flir smen C,-C,-Alkoxyrest wie vorastehend genannt, der
partiell odar volletindig durch Fluor, Chior, Brom und/oder lod substitulert Ist, al-
80 z.B. OCHgF, OCHFy, OCF3, OCH;Cl, OCH(Cl)s, OC(Cl)s, Chiorfluormethoxy,
Dichlorfluormathoxy, Chiordifiuormethaxy, 2-Fluorethoxy, 2-Chiorethaxy, 2-
Bromathoxy, 2-lodethoxy, 2,2-Difluorethoxy, 2,2,2-Trifluorethoxy, 2-Chior-2-
fluorethoxy, 2-Chior-2,2-difluorethoxy, 2,2-Dichior-2-fluorethoxy, 2,2,2-
Trichlorethoxy, OCsFs, 2-Fluorpropoxy, S3-Fluorpropoxy, 2,2-Diflucrpropaxy, 2,3-
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[ 1
Difluorproposxy, 2-Chiorpropaxy, 3-Chiorpropoxy, 2,3-Dichlorpropaxy, 2-.

" Brompropexy, 3-Brompropoxy, 3,3,3-Triffuor- propoxy, 8,3,8-Trichlompropoxy,

OCHg—C,Fs, OCF-CiFs, 1{CHsF)-2-fluorethoxy, 1-{(CHzCl)-2-chlorethoxy, 1-
(CHzBr)-2-bromethoxy, 4-Fluorbutoxy, 4-Chlorbutoxy, 4-Brombutoxy oder No-
nafluorbutoxy, vorzugswelae t0r OCHF;, OCF,, Dichiorfluormethoxy, Chiordifiu-

ormethoxy oder 2,2,2-Trifluorethoxy;

Cr—-Ca—Alkoxy: 10r einen Ci—CAlkoxyrest wie vorstshend genannt, oder zB. n-
Pentoxy, 1-Mathylbutoxy, 2-Methylbutoxy, 3-Methylbutoxy, 2,2-Dimethyipropoxy,
1'EH‘WWl n-Hexoxy. 1l1-prml 1'2www' 1-
Methyipentoxy, 2-Methylpentoxy, 3-Methylpentoxy, 4-Methyipentoxy, 1,1-
Dimethyibutoxy, 1,2-Dimethyibutoxy, 1,3-Dimethyibutoxy, 2,2-Dimethytbutoxy,
2,3-Dimethylbutoxy, 3,3-Dimethytbutoxy, 1-Ethybutoxy, 2-Ethylbutoxy, 1,1,2-
Trimethylpropoxy, 1,2,2-Trimsthylpropaxy, 1-Ethyl-1-methyipropoxy oder 1-Ethyi-
2-methyipropoxy, vorzugsweise fr OCHs, OCzHs, OCHz-CaHs, OCH(CHs)e, N~
Butoxy, OC{CHa)s. n-Pentoxy oder n-Hexoxy:

C,-Cy-Halogenalkoxy: fir einen Cy-Cg-Alkoxyrest wie vorstehend genannt, der
partiell oder volistiindlg durch Fluor, Chior, Brom und/oder lod substitulert lat, ai-
8o 2.B. einen der unter C,-C-Halogenalkoxy genannten Reste oder f0r 5-Fluor—
1-pentoxy, 5~-Chior~1—pentoxy, 5-Brom—1-pentoxy, 5~lod—1—pentoxy, 5,5,5—
Trichlor-1-pentoxy, Undecafluorpentoxy, 8-Fluor—1-hexoxy, 8-Chlor—1-hexoxy,
6-Brom—1-hexoxy, 8-lod-1-hexoxy, 8,8,6-Trichior-1-hexaxy oder Dodecafiu-

orhexoxy;

Cy-C1~Cyvloalkyl: fir Cyclopropyl, Cyclobutyl, Cyciopentyl, Cyciohexyl, Cyclo-
heptyl oder Cyclooctyl;

Cs—C1—Cyoloalky-Ci—C.—alkyl fir C,~Co—Alkyl, weiches mit C~Ci~Cycloalkyt
substitulert lat: z.B. Cyclopropyimethyl, Cyclobutyimethyl, Cyolopentyimethyi,
Cyclohexyimethyl, Cycioheptyimethyl, Cyciooctyimethyl, 2—(Cyclopropyl)ethyl,
2—{(Cyclobutyl)ethyl, 2-(Cyclopentyl)ethyl, 2—{Cyclohexyl)ethyi,
2-(Cycloheptyl)ethyl, 2-(Cyclooctyl)ethyl, 3—(Cyclopropyl)propyl,
3—{Cyclobutyl)propyl, 3—{Cyciopentyl)propyl, 3—{Cyclohexyl)propyl,
3~(Cycioheptyf)propyl, 3-{Cyclooctyl)propyl, 4~(Cyclopropyljbutyl,
4~(Cyciobutyl)butyl, 4—~(Cyclopentyl)butyl, 4-(Cyciohexylbutyl,
4—(Cyoioheptyl)butyl, 4—{Cyclooctyl)buty);

Phenyl-C,-Cg-alkyl: iiir C;-Cg-Alkyl, welches mit Phenyl substitulert Ist, 2.B. fOr
Benzyl, 1- oder 2-Phenylethyl, 1-, 2- oder 3-Phenylpropyl;
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Phanyloxy-Ci-Ce-alkyt: fiir C,-Ce-Alkyl, weiches mit Phenoxy, substitulert lst, z.B.
far Phenoxymethyl, 1- oder 2-Phenoxyethyl, 1-, 2- oder 3-Phenoxypropyl;

Phenyl-Cz-Ce-alkenyl: fir Cs-Cs-Alkenyl, weiches mit Phenyl, subetitulert Ist, z.B.
far 1- oder 2-Phenylethenyl, 1-Phenyiprop-2-en-1-yl, 3-Phenyt-1-propen-1-i, 3-
Phenyl-2-propen-1-yi, 4-Phenyl-1-buten-1-yi oder 4-Phenyl-2-buten-1-yi;

Phenyl-Ca-Cq-alkinyl: fllr C-Cs-Alkinyl, welches mit Phenyl, substitulert lst, z.B.
far 1-Phenylprop-2-in-1-yi, 3-Phenyt-1-propin-1-y1, 3-Phenyl-2-propin-1-yi, 4-
Pheny}-1-butin-1-yl oder 4-Phenyl-2-butin-1-yl,

Bevorzugt sind Trifluonmethyl-thiophencarbonafiureantlide der aligemeinen Formeln [, Il
und lil, in denen die Substituenten die folgende Bedeutung haben:

H1

R

Halogen oder C,-CAlkyl, das durch Halogen substitulert sein kann,
besonders bevorzugt Fluor, Chior, Brom oder Methyi;

H, Msthyl, OH oder Mathoxy;

Ci-CirAlkyl, Co-Cy1-Cycloalkyl, Co-Ciz-Alkenyl, C5-C,2-Cycloakenyl, Cr-Cys-
Aldnyt;

wobel dlese Gruppen durch Halogen und Cy-Cy-Alkyt substitulert eein kinnen;
Phenyl, Phenyi-C,-Cs-alkyl, wobel der Phenyiring mit R* substituiert ssin kann;
oder

—C{(C,-C4-Allyl)=NO-R*, wobei dle C;-CAlkyigruppe durch Halogen substitulert
esin kann;

eine direkte Bindung oder O,
besonders bevorzugt eine direkte Bindung,
welterhin besonders bevorzugt O;

Halogen, C-Cy-Alkyl, Ci-C-Alkoxy, wobel diese Gruppen durch Halogen subst-
tulert sein k&nnen,

besonders bevorzugt Fluor, Chior, Methyl, Trifluormethyl oder Methoxy, Triftuor-
methoxy, Difiuormethyl;

H- 01-C4-Alky|. Grcr cycbalkyll cl"chkoxYI 01-04'Nkeny‘. cl"cfmnyll wo-
bel diese Gruppen durch Halogen subetitulert sein k&nnen, Halogen, Nitro, CN,
Phenyl, das mit R' substitulert sein kann, Phenoxy, das mir R' subetitulert sain
kann, C;-Cs-Alkyl-Phenyl, wobel der Alkyiteil mit Halogen substitulert sein kann
und der Phenylring mit R' substiulert sein kann;

PCT/EP2004/002933 w
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R®  Ci-Ce-Alkyl, Cy-Ce- Cydionlkyl, Cr-Cy-Alkenyl, Cz-C,-Alkinyl, wobel dlese Gruppen
durch Halogen substitulert sein k&nnen,
Phenyl, das durch R' substitulert eeln kann;

R’  Cr-CeAliyl, Ci-Cy-Alkaxy, Co-Co-Alkenyloxy, Co-Cy-Alkinyloxy, C-C-Alkoxy-C;-
Ce-alkoxy, wobel dlese Gruppen durch Halogen subaetitulert sein kinnen, Halo-
gen,

R® H, R oder C;-Ciz-Akyl, Cs-C:o-Cycioalkyl, C2-Cyz-Alkenyl, Cs-Cie-Cycioalkenyl,
Cy-C11-Cycloalkyl-Cy-Cralkyl, wobsl diese Gruppen mit Halogen substitulert sein
kdnnen;

Phenyl, das mit R® subatitulert sein kann;

n  0-4, bavorzugt 0,1, besondars bevorzugt 0;

m 0,1, besonders bevorzugt 0.

Basondare bevorzugt sind Trifiuormethyi-thiophencarbonadiureanliide der aligemeinan
Formein Ia. Ib, lla, Iib, Hia und lilb

J? /]ft H'(P o E'J?H.

'In denen dis Substituenten die foigende Bedautung haben:

R’  Ci-CurAlkyl, Cy-Cis-Cyvioalkyl, Co-Crr-Alkenyl, Cs-Cir-Cyvioalkenyl, Cy-Cre-
Alkinyt; -
wobel diese Gruppen durch Halogen oder C-C-Alkyl subatitulert sein knnen:
Phenyl, Phenyl-C,-Cy-alkyl, wobel der Phenylring mit R® substitulert seln kann,

oder
—~C{Gy-C.-Aliyl)=NO-R®, wobel die C,-C.-Alkyigruppe durch Halogen substitulert

sein kann;
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X  eine direkie Bindung oder O, besonders bevorzugt eine direkte Bindung, welter-
hin besondera bevorzugt O.

Insbesondere sind Im Hinblick auf ihre Verwendung als Fungizide und Wirkstoffe zur

5 Bekimpfung von Schédiingen die in den foigenden Tabelle 1 bis 120 2usammenge-
stelliten Elnzelverbindungen bevorzugt, die unter die aligemeinen Formein la, Ib, ¢, Id,
lla, lib, lle, iid, llla , Hib, lHec und llid fallen.

Tabelle A

10
Nr. R
1 CH,
2 CiHs
3 n—CsHy
4 HC:H,
5 Cyclopropyl
6 n~CqHo
7 &-CiHp
8 CeHa
e +-CHe
10 nté—lHﬂ
1 FCaHis
12 neoﬁ-c.l-lﬂ
13 Cyclopentyl
14 n—CeHis
16 Cyvlohexyl

\ 18 Cyclobutyl
17 CH.CHLC! .
18 (CHa)Cl
19 2-Methoxyeth—-1-yi
20 2-Ethoxysth-1-yi
21 2-1sopropoxyeth-1-y1
22 2-Vinyloxyeth—1—i
23 Allyloxysth—1-yi
24 2-Trifluormethoxyeth~1-yi

Prop—2-in—-1-y1

26 But-2-in—-1-yi
27 But-3-in-1-¥1
26 3-Chiorprop~2-in-1-i
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Benzyl

1-Naphthyl-CH;

2-Naphthyl-CH;

2-Phencxyseth—1—yi

2-(2-Chiorphenoxy)eth—1-yi

2-{3-Chlorphenaxy)eth-1-y1

2-(4-Chiorphenoxy)eth—1-y1

2—{3',5—Dichlorphenoxy)eth-1-i

2-{2-Cyanophenoxy)eth-1—i

2-(3'-Cyanophenoxy)eth—1-y

2-{4'-Cyanophenoxy)eth—1-yi

2-{2~Methylphenaxy)eth-1—i

2-(3-Methylphenoxy)eth—1-yi

2—{#—Methyiphenoxy)eth—1—yi

2-{3——Butylphenoxy)eth-1—yi

2—{4'-+-Butyiphenoxy)eth—-1-y

2-{Z—Nitrophencxy)eth—1-yl

2-{3-Nitrophenoxy)sth~1-yi

2—{d—Nitrophenoxy)eth—1—yi

2—(2-Methoxyphenoxy)eth—1-41

2—~(3"-Methoxyphenoxy)eth—1-~yl

2—(4'-Methoxyphenoxy)eth—1-41

2—(2—Trifluormethyiphenoxy)eth-1-y1

2~(3-Trifluormethylphenaxy)eth-1-yi

2-{4—Trifluormethylphenoxy)eth—1—yl

2—Phenyleth-1—yi

2-(2-Chiorphenyl)eth~1—yi

2-{3-Chiorphenyl)eth—1—yi

2-(#~Chiorphenyljeth—1—yi

23" ,5-Dichlorphenyl)eth—1—yi

2-{2-Cyanophenyl)eth—1-y1

2-{3—Cyanophenyfeth—1-yi

2-(4#-Cyanophenyl)eth—1-yi

2-{2-Methylphenyl)eth—1—yl

3-(G-Methylphenyleth—i—y

3@ -Metylpheny)eth—1—y]

2-(2-Methoxyphenyl)eth—1-y1
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2-(3-Methoxyphenyfeth—1-yi

2—{4-Methoxyphenyl)eth—1-1

2{2-Trifuormethyiphenyl)eth—1—yi

2—(3-Trifluonmethylphenyl)eth~1-yi

2-{a-Trifluormethylphenyf)eth—1—yi

2

8| 3| 3 3| 3 ol ¥ 3| N} 2 3 B B| | S

@
-h

3,5-Cer Cetls

2,3,5-Clg—CgH2

2,3,6-Clr-Corla

2,4,5-Cly-CeHa

2,4,6-Cig-CeHa

3,4,5-Cly-CeHe

2-Br-GCH,

| 8| 8| J| & 3 B| &) B 2 3| 8| &| I &) & B} B B

2,3-Brr-GeHy

2,4-Brr-CoHa

101

2,5-Br-GeHy

102

2,6-BreCaHs
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109 3,4-Bre-CoHa
104 3,6-Bre—GCeHy
105 2-F, 3-CH-Cotl
106 2-F, 4-CHCoHs
107 2F, 5-CCoHa
108 2F, 3-Br-Co'h
108 2-F, 4-Br-Ceth
110 2-F, 5-Br-Cos
111 2-Cl, 3-Br-CsHy
112 2-Cl, 4-Br-CgHs
113 2-Cl, 6-Br-CgH
114 3F, 4CrCeHs
116 8F, 5-CHCeHs
116 8-F, 6-Ci-CgHa
17 3-F, 4-Br-CHs
118 SF, 5-Br-CeHs
119 3-F, 6-BrCers
120 3-Cl, 4-Br-CsHs
121 3-Cl, 5-Br-Cgth
122 3-C), 6-Br-CgHs
123 4-F, 5-Cl-CgHHs
124 4-F, 6-CrCoth
125 4-F, 5-Br-CgHy
126 4—F, 6-BrCos
127 4-Cl, 5-Br-CgHa
128 5-F, 6-C+CeHs
129 5-F, 6-Br-CyHa
130 5-Cl, 6-Br—CeHs
131 3-Br, 4-Cl, 5-Br-CeHa
192 2-CN-CgHs
139 3-CN-CeHs
134 4-CN-CgH,
135 2-NOg-CeHs
136 3-NOCeH,
137 4-NOr-CeH,
138 2-CHyCuHs
199 3-CHyCoHs

n
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140 4~CHy~CeHy
141 2,3~(CHg)~CeHs
142 2,4—(CHz)s~CqHa
143 2,5-(CHa)r-CeHs
144 2,6-(CHalrGaHs
145 8,4—(CHg)r—CoHs
148 S.Hcha
147 2-CaHs~CoHa
148 3-CaHa—CuHla
149 4-C:Hs-CoHy
150 2-FC3Hr—CeHs
151 84-CyHrCoy
182 4+CH~CH,
153 S-tert.-CyHy—CyHs
154 4-tort.-CHy-CyHa
155 2-Viny-CoHa
156 3-Viny-CeHs
167 A-Viny-CeHs
168 2-Ally-CeH,
159 3-Ally-GgH,
160 4-Ally—CoH,
161 2-CeHs~CeH,
162 3-CqHyg—CoHs
168 4-CaHs—Cotls ]
184 3-CHj, 5-tert—CHe-CoHs
165 2-OH-CoH4
166 3-OH-GH,
167 4-OH-CsH,
168 2-OCHyCoHy
169 3-OCHy—CsH,y
170 4-OCHz~CgH,4
171 2,3-(OCHs)sGCels
172 2,4~(OCHy)r-CsHa
173 2,5(OCHa)zCeHs
174 3,4~(OCH;z)-CeHs
175 3.5—(06H|)rcuHa
176 3,4,56~{0CHg)s—CqHa




PCT/EP2004/002933

WO 2004/085419 1
Nr. v
177 2-OCHs-CeHe
178 3-OC;Hy—CoHs
179 4-0C:Hs-CeHs
180 2-0-{n-CoH)-GeHla
181 3-0—~{n—CHy)~CoHs
182 4-0~(n-Cahy)-CoHa
163 2-0—{FCaHh -Gt
184 3-0—~{1-C3Hy)-CeHs
166 4~O—(FCoHr)-CeHls
186 4-0(n—C.HoyCeHa '
167 8-0-{+-C4Ho}-CeHs
188 4-O—(+-CHo)}CoHs
189 2-O-Alyi-CoHy
180 3-0-Allyl-CoH,
191 4-~-O-Ally-CeH,
192 2-CFy-CoH,
183 3-CFy-Coty
164 4-CFs-CeHy
196 2-AcstyrCeHa
168 3-Acetyl-CeH,
197 4-Acaty—CeHs
198 2-Mamouyearbonyl-c_il4
199 3-Methoxycarbonyl-CeHs
200 4—Msthoxycarbonyl-CeH,
201 2—Aminoocarbony—-CeH,
202 S-AminocarbonyCeH,
203 4-Aminocarbony—CeH,
204 2-Dimethylaminocarbony~CeHs
206 3-Dimethylaminooarbony-CsH,
208 ﬁmmyhmhoomow:c.m
207 Q‘N—Mehylanﬂmrbonyl_)-cgi.
208 3~(N-Mathylaminocarbonyl}-CeH,
209 4~(N—-Methyleminocarbonyl}—CeH,
210 2-HoN-CyH,
211 3-HoN-GoH,
212 4-HaN-CgH,
213 2-Aminothiocarbonyl—CeH,
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Nr.

214

3-Aminothiocarbonyl-CqH,

215

4—-Aminothiocarbonyl-CgH,

N
-k
-]

2-Methoxyiminomethy~CgHs

]
g
~3

3-Methaxyiminomethy-CqH,

N
-
@

4-Methoxyiminomethyl-CgH,

N
-
o

3,4-Methylendioxy-CeH,

3 4-Difiuormethylendioxy—CeHs,

2,3-Methylendioxy—CaH,

2—(1"-Methoxyiminosth—1"—yi)}-CeHs

3-{1-Msthoxyiminoeth—1"—y1}—CgHs

4<{1"—Meathoxyiminoath—1"—yl)—CeHs

2-SCHyCoHs

3-SCHy-CoHs

4-SCHy-CoH,

2-S0,CHy—CoHs

HEENERNNEEE

3-S50, CHy—Caty

4-SOzCHy-CoH,

Py

2-OCF5-CeHs

v

3-OCF—CeHs

4-OCF5CgHs

2-OCHF~CgH,

3-OCHF;—CoHs

4~-OCHFy-GoH,

3-CFy, 4~OCFz—CgHs

2-NHCHy—Cois

3-NHCH;3~CeHs

S EEEEERE

4-NHCHz—Col,

2-N(CHag)e~CoH4

3-N(CHa)r—CeH,4

4-N({CHa)}r-CeHs

Z—Eh;oxymrbonyl-ﬁcuih

3-Ethoxycarbony-CeH,

4-Ethoxycarbonyl-CyH,

2-CHyCHaF-CeH,

8-CHyCHyF-CeH,

4-CHCHF-CoH,

2-CH;CFy—CyH,4
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3-CHzCF5—CsHa

4-CHCFyCaHa

2-CFCHFrCols

3-CF¢CHFz-CoHs

A~CFgCHFz-Cells

2-CHFr~CeHs

8-CHF—CaHa

4CHFCets

B &) ) %) B & % Bl B

— |2~{(1"-Onxo-n-prop~1-y1)-CeHs

3~(1"—Oxo—n—prop—1-y1)-CeHs

1

4—{1"-Oxo~n—prop-1-yi)-CeH,

2-{1'—Oxo-lao—prop—1-yi)-CeHs

3{(1"—Oxo—lso—prop—1-yI)-CeHs

4—{1-Oxo—le0—prop—1-yi)-CeHs

3-Cyclopropyl-CeHs

4-Cyclopropyl-CeHs

4-Cycichexy-CsHs

CaCH

-C= C-Cl

CaCor

-C= C-CH,

€= G-CoHs

&= C2CFCad

-C= C-[4-Ci-CeHy]

C= C{2.4-Clr CoH)

-C= C{2-CHy-CeHJ

-C= C[4-CHs-CeHy]

C& C2,4{CHa)rCeHil]

G2 C{2-C), 4-CHg-CeHa)

-C& C{2-CHy, 4-C1-GoH)

-C& G-[3-CFs-CeHd

-C2 C-[3-Cl, 5-CFs-CeHy

C= C{2-OCHy-CaHJ)

~C= C{4-OCHa-CaHd]

-C= G{2,4-(OCHa)r CeHhl

-Cs C{2-Cl, 4-OCHyCeHil

Eﬁﬁﬁﬂﬁﬁﬁﬁﬁﬁﬁﬁﬁﬁﬂﬂﬂﬁﬁﬁﬁiﬁ§§§

-G8 C-[2-OCHy, 4-CFCeHy]

-C& CH{3-OCHFCsHd]
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280 -Ca C[3-Cl, 5-OCHF£-CeHy]
201 cyclopentyl
202 1-GHy-cyclopentyl
263 2-CHy-cyclopentyl
204 3-CHg-cyclopentyl
295 2,3{CHj)r-cyclopenty!
296 1-Cl-cyclopentyl
297 2-Cl-cyclopentyt
208 3-Cl-cyclopentyl
200 2-CHj, 3-Croyolopentyl
300 2,3-Cir-cyclopentyl
- 301 cyciohexyl
302 1-CHs-oyclohexyl
303 2-CHy-cycichexyl
304 3-CHy-cycichexyl
305 2,3(CHa)z-cyciohexyl
306 3,3-{CHa)r-cyciohexyl
307 1-Cl-oyclohexyl
308 2-Ci-oyoiohexyl
300 3-Clcyclohexyl
310 2-CHa, 3-Cl-oyciohexyl
311 2,3-Cl-cyciohexyl
312 CHgC= G-H
313 CHgCs C-Cl
314 CHz-C= C-Br
N i CHeC=C-J

318 CHzC= C-CH;
817 CHy-C= C-CHzCH;
318 CHy,CHC=C-H
319 CH,CHzC=CCI
320 CHCHC= C-Br
321 CHZCHzCE C-J
322 CHyCHz-C= C-CH,
323 CHzCH;CHyC= CH
324 CHsCH{CH¢-C= CCI
325 CHeCHCHyC= C-Br
328 CH.CH;CHzC= C-J
327 CHzCH;CHg-C= C-CH,
328 CH(CH,}-C=CH
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2-Ethylailyl

1-Methylallyl

1-Ethylallyl,

1-Methy2-butenyl

1-Ethy-2-butenyl

1-lscpropyl-2-butenyt

1-n-Butyl-2-buteny!

1-Methyl-2-pentyl

1,4-Dimethyl-2-pentenyl

]

-CHxCFs

-CHF-CF,

-CF-CHF,

-CF¢-CF)

CH-CFr-CHF,

CHy-CFe-CF;

LR LR EEEEEEEEEEEEEEEEEEECE EEEEREEEECIE

CFy-CF-CF3




Nr. " - ' - —— -
368 - -CFg-CHF_éT:a

369 CHe{CF2)s CF1

370 -CF¢{CF2)x-CFa

871 -CHZ{CF2)y-CF;

372 -CFs(CR)y-CF3

373 -CFCF:OMethyl

374 -CFzCFyOEthy!

375 CFy-CF0-n-Propyl

376 CF«-CF0-n-Butyl

377 -|-CE{CFa)sOMethyl

378 ~CFe{CFe;OEthyl

370 CFg(CFe)sO-n-Propyl
380 -CF(CFa)eO-n-Butyl

381 «(CF2)s O-{CFz)OMethyi
3g2 +CF2)s O{CFo),OEthyl
383 +(CF2): O-{CF2):O-n-Propyl
384 «CF) O-{(CFa):O-nButyl
385 -CHy-CHCl

386 -CHeCCh

387 -CCle-CHCly

388 -CH;CFClp

358 -CH-CCiFy

300 -CH-CClr-GCh

391 -CRZ CFrCHF-CF¢-CCIFg
Tabella 1:

Varbindungen der allgemeinen Formel la;

B¥e
(\.ﬁ;u xR

worin X eina direkts Bindung st und R® eine in der Tabelle A angegebene Bedeutung
aufwelst.
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~Tabelle 2:

Verbindungen der aligemeinen Formel la, worin X fir O steht und R® eine In der Tabel-
la A angegebene Badeutung aufwelst.

Tabelle 3:

Verbindungen der allgemeinen Formel b,

b

worin X eine direkts Bindung lst und R? eine In der Tabelle A angegebane Bedeuting
aufwelst. '

Tabelle 4:

Verbindungsn der allgemeinen Formel Ib, worin X fir O steht und R*eine In der Tabel-
le A angegebene Bedeutung aufwelst.

Tabelle 5:

Verbindungen der aligemeinen Formel lla,

N
H

]
g x-R?

worln X eine direkte Bindung ist und R elne In der Tabelle A angegebene Bedeutung
auiwelst. -

Tabelle 6:

Verbindungen der aligemeinen Formel ila, worin X fir O eteht und R®eine In der Tabel-
ls A angegebene Bedeutung aufwelst.
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Tabelle 7:

Verbindungen der aligemeinen Formel lib,

S -CF,

ib

worin X elne direkts Bindung ist und R® eine in der Tabelle A angegebene Bedeutung
aufwelst.

Tabelle 8:

Varbindungen der aligemeinen Formal 1ib, worin X #ir O steht und R? eine in der Tabel-
le A angegebene Bedeutung aulwelst,

Tabelle 9:

Verbindungen der aligemeinen Formel liia;

= " xa

worin X eine direkte Bindung let und R® eine In der Tabelle A angegebene Bedeutung
auiwelst.

Tabelle 10:

Verbindungen der aligemeinen Formel liia, worin X fir O stsht und R? eine in der Ta-
belle A angegebene Bedeutung aufwalst.

Tabelle 11:

Verbindungen der aligemeinen Formel llib,
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NN X-R

CF,

liib

worin X eine direkte Bindung st und R? elne In der Tabelle A angegebene Bedeutung
aufwelst.

Tabelle 12:

Verbindungen der aligemeinen Formel lilb, worin X for O eteht und R®elne in der Ta-
belle A angegebene Bedautung aufwelat.

Tabelle 13:

Verbindungen der aligemeinen Formal lc

worln
R* f0r H, R" #0r Methyi, X f0r elne direkia Bindung stsht und R eine In der Tabelle A

angegebene Bedeutung aufwelst.
Tabelle 14:

Verbindungen der aligemeinen Formel Ic, worin
R' for H, R" f0r Fluor, X eine direkte Bindung lst und R® eine In der Tabelle A angege-

bene Bedeutung aufwelst.
Tabelle 15:

Verbindungen der aligemeinen Formel Ic, worin
R' for H, R" fOr Chlor, X fOr eine direkte Bindung steht und R? eine In der Tabelle A

angegebene Bedeutung aufwelst.
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Tabelle 16:

Verbindungen der aigemsinen Formel lc, worin
R' far Methyl, R" for H, X fiir eine direids Bindung steht und R? eine In der Tabelle A

angegebene Bedeutung aufwelst.

Tabelle 17:

Verbindungen der aligemeinen Formel lc, worin
R' far Methyl, R" fr Methyl, X fir eine direkte Bindung steht und R? eine In der Tabelle

A angegebene Bedeutung aufwelst.

Tabelle 18:
Verbindungen der aligemeinen Formel Ic, worin

R' for Methyl, R" fdr Fluor, X for eine direkte Bindung steht und R® eine in der Tabelle
A angegebene Bedeutung aulwelst.

Tabelle 19:

Verbindungen der aligemeinen Formel I, worin

R' fir Methyl, R" far Chior, X fir eine direkie Bindung eteht und R? eine In der Tabelle
A angegebene Bedeutung aufwelst.

Tabelle 20:
Verbindungen der allgemeinen Formel ic, worin

R’ f0r Fluor, R" fir H, X f0r eine direkie Bindung steht und R? sine in der Tabelle A
angegebene Bedeutung aufwelst.

Tabelle 21:
Verbindungen der aligemelinen Formel ¢, worin

R' {0r Fluor, A" fir Methyl, X t0r eine direkta Bindung steht und R? eine In der Tabelle
A angegebene Bedautung aufwelst.

Tabelle 22:

Verbindungen der allgemeinen Formel lc, worin



10

15

35

WO 2004085419 PCT/EP2004/002933
u4

_ R' i Fuor, R" for Fluor, X f0r eine direkie Bindung steht und R eine In der Tabells A
angegebane Bedeutung aufwelst.

Tabelle 23:

Verbindungen der aligemelnen Formel I¢, worin
R for Fluor, R™ tar Chior, X fOr eine direkte Bindung steht und R® eine in der Tabelle A

angegebene Bedeutung aufwelst.
Tabelle 24:

Verbindungen der aligemeinen Formel Ic, worin
R' fdr Chior, R" fir H, X fOr eine direkte Bindung steht und R® eine in der Tabelle A

angegebene Bedeutung aufweist.

Tabelle 25:

Verbindungen der aligemeinen Formel ic, worin

R' 10r Chior, R {(r Methyl, X fir eine direkie Bindung steht und R® eine in der Tabelle
A angegebene Bedeutung aufwelst.

Tabelle 28:

Verbindungen der aligemeinen Formel Ic, worin
R fir Chior, R" fir Fluor, X r eine direkis Bindung steht und R® eine In der Tabelle A

angegebene Bedeutung aufwelet.

Tabelle 27:

Verbindungen der aflgemeinen Formel l¢, worin

R' #0r Chior, R" dr Chior, X tir eine direkte Bindung steht und R? elne In der Tabelle A
angegebene Bedautung aufwelst.

Tabelle 28:

Verbindungen der aligemeinen Fomel lc, worln

R' far H, R" fOr Methyl, X fir O steht und R? eine in der Tabelle A angegebene Bedeu-
tung aufwelst.

Tabelle 29:
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-Verbindungen der aligemeinen Formal ic, worin

R' far H, R" fr Fluor, X far O steht und F? eine In der Tabslle A angegebene Bedeu-
tung aufwelst.

Tabelle 30:

Verbindungen der aligameinen Formel lc, worin

R! tr H, R for Chior, X fir O steht und R? eine In der Tabelle A angegebene Bedeu-
tung aufwelst.

Tabelle 31:

Verbindungen der aligemsinen Formel Ic, worin

R fOr Methyl, R"r H, X flr O steht und R® eine In der Tabelle A angegebene Badeu-
tung aufwelst.

Tabelle 32:

Verbindungen der aligemeinen Formel l¢, worin

R! fGr Methyl, R" far Methyl, X fir O stsht und R® eine In der Tabelle A angegebene
Bedeutung aufwelst.

Tabelle 33:

Verbindungen der aligamsinen Formel I, worin

R! fir Methyt, R" far Fluor, X fOr O ateht und R? eine in der Tabelle A angegebene Be-
deutung aufwelst.

Tabelle 34:

Verbindungen der aligemeinen Formel lo, worin

R' fir Methyi, R" far Chior, X fir O steht und R® elne In der Tabelle A angegabene Be-
deutung aufwelst.

Tabelle 35:

Verbindungen der aligemeinan Formel Ic, worin

R’ fr Fluor, R far H, X fiir O ateht und R® eine in der Tabelle A angegebene Bedey-
tung aufwelet.

Tabelle 36:
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Verbindungen der aligemeinen Formel lc, worin
R’ f0r Fluor, R" for Methyl, X fir O ateht und R® eine In der Tabelle A angsgebens Be-
deutung aufwelst.

Tabelle 37:

Verbindungen der aligemsinen Formel Ic, worin
R' far Fuor, R" fir Fluor, X f0r O steht und R? eine In der Tabslle A angegebene Be-

deutung aufweist.

Tabele 38:

Verbindungen der aligemeinen Formel Ic, worin \ —_—
R' far Fluor, R" #0r Chior, X fir O ateht und R® eine in der Tabelle A angegebene Be-

deutung aufwelst.

Tabelle 39

Verbindungen der aligemeinen Formel lc, worin
R' fir Chior, R" 0ir H, X fOr O steht und R® eine in der Tabells A angegebeno Bedeu-

tung aufwelst.
Tabelle 40:

Verbindungen der aligemeinen Formel le, worin
R! far Chior, R” fiir Methyl, X for O steht und R? elne in der Tabelle A angegebene Be-

deutung aufweist,

Tabelle 41:

Verbindungen der aligemeinen Formel lc, worln
R! for Chior, R" fiir Fluor, X fir O steht und R® eine in der Tabelle A angegebene Be-

deutung aufwelet.
Tabelle 42:
Verbindungen der aligemeinen Formel Ic, worin

R' for Chior, R" far Chior, X fir O steht und R® eine in der Tabeile A angegebene Be-
deutung aufwelst.
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Verbindungen der allgemeinen Formel lic
R1
1l
R g [ w
CF,

x-R*

lle

worin
R! for H, R {0r Methyl, X fir eine direkte Bindung steht und R® eine In der Taballe A

angegebene Badeutung aufwelst.
10 Tabelle 44:

Verbindungen der aligemeinen Formel lic, worin
R' fiir H, R fOr Fluor, X elne direkte Bindung Ist und R® eine In der Tabeile A angege-
bene Bedeutung aufwelst.
15
Tabelle 45:

Verbindungen der aligemeinen Formel lic, worin
R! far H, R" f0r Chior, X fir elne direkte Bindung steht und R® eine In der Tabelle A

20 angegebene Badeutung aufweist.
Tabelle 48;

Verbindungen der allgemelnen Formel flc, worln
25 R! flr Methyi, R" for H, X fir eine direkts Bindung steht und R® eine In der Tabella A
angegebene Bedeutung aufwelst.

Tabelle 47:

30 Verbindungen der aligemeinen Formel lic, worin
R' fir Methyl, R" fiir Methyl, X fiir eine direkte Bindung steht und R® elne In der Tabelle

A angegebene Bedeutung aufwelst.

Tabelle 48;
35
Verbindungen der aligemeinen:Formel lic, worin
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R' far Methyl, R" fr Fluor, X 10r eine direkta Bindung stahit und R eine in der. Tabelle

" g 4l o
Tabelle 48:

Verbindungen der aligemeinen Formsl ilc, worin
R' fr Methyl, R" far Chior, X flr eine direkte Bindung steht und R? elne In der Tabefle

A angegebene Bedsutung aufwelst

Tabelle 50:

Verbindungen der aligemeinen Formel lic, worin

R! fOr Fluor, R" fir H, X fir eine direkte Bindung steht und R? eine In der Tabelle A
angegebene Bedeutung aufwelst.

Tabelle 51:

Verbindungen der aligemeinen Formel lic, worin
R' fir Fluor, R {ir Methyl, X fdr eine direkte Bindung steht und R?® elne in der Tabelle

A angegebene Bedeutung aufweist.

Tabelle 52:

Verbindungen der aligemeinen Formel lic, worin

R' tr Auar, R" f0r Fluor, X fiir eine direkte Bindung steht und R® eine in der Tabelle A
angegebene Bedeutung aufwelst.

Tabelle 53:

Verbindungen der allgemeinen Formei llc, worin
R' fir Fluor, R" fr Chior, X fir elne direkie Bindung steht und R? eine In der Tabelle A

angegebene Bedeutung aufwelst.
Tabelle 54:

Verbindungen der allgemeinen Formel lic, worin
R' far Chior, R" fr H, X fir eine direkte Bindung steht und R® eine In der Tabelle A

angegebene Bedeutung aufweist.

Tabeslle 65:
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Verblndungen der allgametnan Formel Ilc. worh
R! tar Chior, R"fir Methyl, X fir elne direkte Bindung eteht-und R® elne In der Tabelle

A angegebene Bedeutung aufwelst.
Tabelle 586:

Verbindungen der allgameinen Formel lic, worin
R f0r Chlor, R f0r Fluor, X fir eine direkie Bindung steht und R® sine in der Tabelle A

angegebene Bedeutung aufwelst.
Tabelle 57:

Verbindungen der aligemeinen Formel lic, worin
R far Chilor, R"10r Chior, X fir eine direkte Bindung steht und R? elne In der Tabelle A

angegebene Badeutung aufwelst.
Tabelie 58:

Verbindungen der aligemeinen Formel lic; worin
R’ far H, RY f0r Methyl, X f0r O steht und R? eine In der Tabelle A angegebane Bedeu-

tung aufweist.

Tabelle 58:

Verbindungen der aligemeinen Formal lic, worin
R' for H, R fiir Fluor, X f0r O steht und R? eine In der Tabelle A angegebsne Bedeu-

tung aufwelst.
Tabelle 60:

Verbindungen der allgemsinen Formel llc, worin
R' for H, R" t0r Chior, X fir O steht und R® eine In der Tabelle A angegebene Badou-

ting aufwelst.
Tabelle 81:

Verbindungen der aligemeinen Formel lic, worln
R' for Methyl, R fir H, X fOr O steht und R? eine In der Tabslle A angegebene Bedeu-

tung aufwelst.

Tabelle 62:
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Verbindungen der aligemelnen Formel lio, worin
R! for Methyl, RY fr Methyl, X fir O steht und R? eine In der Tabelie A angegebene
Bedeutung auiwelst.

Tabefle 63:

Verbindungen der aligemeinen Formel lic, worin
R! fir Methyl, R* flir Fluor, X fir O steht und R? eine in der Tabelle A angegebene Be-

deutung aufwelst.

Tabelle 64:

“

Verbindungen der afigemeinen Formel lic, worin
R' fir Methyl, R" far Chior, X fir O steht und R? aine In der Tabelle A angegebene Be-

deutung aufwelst.
Tabelle 65:

Verbindungen der aligemelnen Formel lic, worin
R! fdr Fluor, R" fOr H, X f0r O eteht und R® eine in der Tabelle A angegebene Bedeu-

tung aufweist.
Tabelle 86:

Verbindungen der allgemeinen Formel lic, worin
R!' for Fluor, R" far Methyl, X fir O steht und R? eine In der Tabelle A angegebene Be-

deutung aufwelst.

Tabelle 87:

Verbindungen der aligemeinen Formel [ic, worln
R' for Fluor, R" far Fluor, X f0r O steht und R® eine In der Tabelle A angegebene Be-

deutung aufwelst.
Tabelle 68:

Verbindungen der aligemeinen Forme! lic, worin
R' for Fluor, R" fir Chior, X fiir O ateht und R? eine in der Tabelle A angsgebene Be-

deutung aufwelst.



v

10

15

30

35

WO 2004083419 PCT/RP2004002933

" 7 Tebellet®:r —— ————— - - T T

Verbindungen der aligemsinen Formel lie, worin
R' fr Chior, R"for H, X fr O steht und R® sine In der Tabelle A angegebene Bedeu-

tung aufwelst.
Tabelle 70:
Verbindungen der aligemeinen Formel lic, worin

R' fir Chior, R" fOr Methyl, X fir O steht und R® eine In der Tabelle A angegebene Be-
deutung aufwelst. '

Tabelle 71:

Verbindungen der allgemeinen Formel lic, worin
R for Chior, R" {0r Fluor, X fiir O steht und R® eine In der Tabelle A angegebene Be-

deutung aufwelst.
Tabelle 72:

Verbindungen der aligemeinen Formel lic, worin ]
R' for Chior, R" for Chior, X fiir O steht und R? eine in der Tabelle A angegebene Be-

deutung aufwelst.
Tabelle 73:

Verbindungen der aligemeinen Formel Ilic

3.0
y” X-R°
R/ ' CF,

ilic
worin
R! for H, R" fr Methyl, X fir eine direkte Bindung steht und R® sine In der Taballe A
angegebene Bedeutung aufwelst.
Tabelle 74:

Verbindungen der aligemeinen Formel Ilic, worin
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R! for H, R" fOr Fluor, X eine direkie Bindung ist und B® elne.in der Tabelle-A-angege-
bene Badeutung aufwelst.
Tabelle 75:

Verbindungen der aligemeinen Formel [lic, worin
R far H, R" {0r Chior, X fiir eine direkte Bindung steht und R* eine In der Tabelie A

angegebene Bedeutung auiwelst.
Tabelle 76:
Verbindungen der akgemeinen Formel llic, worin

R for Methyi, R" fir H, X fir eine direkte Bindung steht und R? eine In der Tabelle A
angegebene Bedeutung aufwelst.

\

Tabells 77:
Verhindungen der aligemeinen Formel llic, worin

R fir Methyl, R" fiir Methyl, X fiir eine direkte Bindung steht und R® eine in der Tabelle
A angegebene Bedeutung auiwelst.

Tabelle 78:

Verbindungen der allgemeinen Formel llic, worin

R! fir Methyl, R" fir Fluor, X f0r elne direkte Bindung steht und R® eine In der Tabefle
A angegebene Bedeutung aufwelat,

Tabelle 79:

Verbindungen der aligemeinen Formel llic, worin

R far Methyl, R" for Chior, X fOr eine direkte Bindung steht und R? eine in der Tabelle
A angegebene Bedeutung aufwelst.

Tebelle 80:

Verbindungen der afigemeinen Formel [lic, worin
R' fOr Auor, RY fir H, X for eine direkte Bindung etaht und R? eine Ih der Tabelle A

angegebene Bedeutung aufweist.

Tabelle 81:
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Verbindungen der aligemeinen Formel lllc, worin e o
R far Fluor, R" fiir Methyl, X f0r eine direkts Bindung steht und R? eine In der Tabelle
A angegebene Bedeutung aufwelst.

Tabelle 82:

Verbindungen der aligemeinen Formel lllc, worin

R' tor Fluor, R" fr Fluor, X fir eine direkte Bindung steht und R® elne in der Tabelle A
angegebene Baedeutung aufwelst.

Tabelle 83:

Verbindungen der allgemeinen Formel Ilic, worin

R’ fir Fluor, R" fiir Chior, X fOr elne direkis Bindung steht und R® eine In der Tabelle A
angegebense Bedeutung aufwelst.

Tabelle 84:

Verbindungen der aligemeinen Formel llic, worin

R' far Chior, R fir H, X far elne direkte Bindung steht und R® elne in der Tabelle A
angegebene Bedeutung aufwelst.

Tabelle 85:

Verbindungen der aligemelnen Formel lllc, worin

R' far Chior, R" t2r Methyl, X fir eine direkte Bindung steht und R® eine in der Tabelle
A angegebene Bedeutung aufwelst,

Tabelle 88:

Verbindungen der aligemeinen Formel llic, worin

R tar Chior, R fr Fluor, X flr eine direkte Bindung steht und R® eine In der Tabelle A
angegebene Bedeutung aufwelst.

Tabelle 87:

Verbindungen der aligemeinen Formel lilc, worin

R! f@ir Ghior, R" fir Chior, X ftr eine direkte Bindung steht und R? eine in der Tabelle A
angegebene Bedsutung aufwelst.

Tabelle 88:
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Verbindungen der aligemeinen Formel llic, worin
R!' for H, R" f0r Methyl, X for O steht und R? eine In der Tabelle A angegebene Badeu-

tung aufwelst.
Tabelle 89:

Verbindungen der aligemelinen Formel tic, worin
R' far H, A" fOr Fluor, X #r O steht und R? sine In der Tabelle A angegebene Bedeu-

tung aufweiet.
Tabelle 90:

Verbindungen der aligemeinen Formet lilc, worin .
A’ for H, R" fir Chior, X far O steht und R? eine in der Tabelle A angegebene Badey-

tung aufwelst.
Tabefle 81:

Verbindungen der aligemeinen Formel llic, worin
R' 10r Methyl, R" fOr H, X fiir O ateht und R? aine In der Tabele A angegebene Bedeu-

ftung aufwelst.

Tabelle 82:

Verbindungen der allgemelnen Forme! llic, worin

R? far Methyl, R" fdr Mathyl, X fr O steht und R? eine in der Tabelle A angegebens
Bedeutung aufwelst.

Tabelle 93:

Verbindungen der aligemeinen Formel llic, worin

R! for Methyl, R" far Fluor, X fr O steht und R? eine In der Tabelle A angegebene Be-
deutung aufwelst.

Tabelle 84:

Verbindungen der aligemainen Formel llic, worin
R' for Methyl, R" #0r Chior, X 10r O steht und R? eine in der Tabelle A angegebene Be-

deutung aufwelst.
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Verbindungen der aligemeinen Formeal ille, worin
R fir Fluor, R" fr H, X 10r O steht und R? eine In der Tabelie A angegebene Bedeu-

5 tung aufwelst.
Tabelle 98:

Verbindungen der aligemeinen Formel llic, worin
10 R'flr Fluor, R tir Methyi, X r O steht und R® aine In der Tabelle A angegebene Be-

deutung auiwelst.
Tabelle §7:

15 Verbindungen der aligemeinen Formel lllc, worin
R tir Fluor, R" fr Fluor, X for O steht und R® eine In der Tabelle A angegebene Be-

deutung aufwelst.
Tabelle 68:

Verbindungen der aligemeinen Formal llic, worin
R for Fluor, R" far Chior, X far O ateht und R? eine In der Tabelle A angegebene Be-

deutung aufweist.
25 Tabelle 88:

Verbindungen der aligemeinen Formel llic, worin
R fir Chior, R fiir H, X far O steht und R® eine In der Tabelle A angegebene Bedsy-

fung aufwslst.
30
Tabelle 100:

Verbindungen der aligameinen Formel llic, worin
R? fOr Chior, A" far Methyl, X fir O steht und R® eine In der Tabelle A angegebene Be-

35 deutung aufwelst

Tabelle 101:

¥ Verbindungen der aligemeinen Formel llic, worin
40 R’ itr Chior, R"far Fluor, X fiir O steht und R® eine In der Tabelle A angegsbene Be-

deutung aufwelst.
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Tabelle 102

Verbindungen der aligemeinen Formel lile, worin

R? fOr Chior, R" fr Chior, X far O steht und R? eine In der Tabelle A angegebene Be-
deutung aufwelst.

Tabelle 103:

Verbindungen der aligemeinen Formel Id

ST

Id

worin R*fdr Methy!, X for eine direkte Bindung steht und R? eine in der Tabelle A ange-
gebene Bedeutung aufwelst.

Tabelle 104:

Verbindungen der afigemaeinen Formel Id, worin

R*flr OH, X fir eine direkte Bindung steht und R? eine in der Tabelle A angegabene
Bedeutung aufwelst.

Tabefle 105:

Verbindungen der aligemeinen Formel Id, worln

R®flr Methoxy, X f0r eine direkte Bindung steht und R® eine in der Tabelle A angega-
bene Badeutung auiweist.

Taballe 106:

Verbindungen der aligemeinen Formel Id, worin

R*tar Methyl, X fOr O steht und R® eine In der Tabelle A angegebene Bedeutung aut-
weolst.

Tabelle 107:

Verbindungen der allgemeinen Formet Id, worin
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R21ar OH, X f0r O steht und R? elne In der Tabelle A angegebene Bedeutung eufwelst.

Tabelle 108:

Verbindungen der aligemeinen Formel Id, worin

R*fr Methoxy, X fiir O steht und R® elne in der Tabelle A angegebens Bedeutung aui-
welst.

Tabelle 108:
Verbindungen der aligemeinen Formel lid,

(Iﬁ‘ )
S R* xR’
CF,

Iid
worln R®fir Methyl, X fiir eine direkte Verbindung steht und R® eine In der Tabelie A
angegebsne Bedeutung aufwelst.

Tabelle 110:

Verbindungen der aligemeinen Formel lld, worin

R*fdr OH, X flr elne direkte Verbindung steht und R? eine in der Tabelle A angegebs-
ne Badeutung aufweist.

Tabelle 111:

Verbindungen der aligernsinen Formel lid, worin

R210r Methoxy, X far eine direkte Verbindung steht und R® elne In der Tabells A ange-
gebene Bedeutung aufweist.

Tabello 112:

Verbindungen der allgemeinen Formel lid, worin

R?fr Methyl, X fir O staht und R® eine In der Tabelle A angegebene Bedeutung auf-
welst.

Tabelle 113:

Verbindungen der aligemelnen Formel ild, worin
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Tabelle 114:

Verbindungen der aligemeinen Formel lid, worin
R2f0r Methoxy, X fir O steht und R? elne in der Tabelle A angegebene Bedeutung auf-

weieat.

" Tabelle 115:

Verbindungen der aligemainen Formel Nid

(fY
= A xR
CF,

llid

worin R*10r Methyl, X fiir aine direkte Bindung steht und R® eine In der Taballe A ange-
gebens Bedeutung aufwelst.

Tabelle 116:

Verbindungen der aligemsinen Formel llid, worin
R*flr OH, X fir eine direkte Bindung steht und R? eine in der Tabelle A angegebene

Bedeutung aufweist.
Tabelle 117:

Verbindungen der aligemeinen Formel llid, worin
R*f0r Methoxy, X fiir eine direkts Bindung steht und R® eine in der Tabelle A angege-

bene Bedeutung aufwaelst.

Tabelle 118:

Verbindungen der afigemainen Formel! llid, worin
R*tir Methyl, X f0r O ateht und R® eine In der Tabeile A angegebene Badeutiing aul-
welst.

Tabeflle 119:
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Verbindungen der aligemeinen Formel Hltid, worin
Rfar OH, X fur O ateht und R? eine In der Tabelle A angegebene Bedeutung aufwelat.

5 Tabelle 120:

Verbindungen der allgemeinen Formel tid, worin ,
R2fOr Methoxy, X fir O steht und R® elne In der Tabelle A angegebene Bedeutung auf-
weolst.
10
Aligemeine Synthese

Die Wirkatoffe I, Il und lii kdnnen nech Iiteraturbekanntan Verfahren durch Umaetzung
akiivierter Trifluor-thiophencarboneliurederivate IV mit elnem Anlflin V hergestellt wer-

15 den [Houben-Weyl: ;Methoden der organ. Chemle®, Georg-Thieme-Veriag, Stuttgar,
New York 1885, Band ES, S. 841-1045.). Aktivierte Carbons&urederivate sind bel-
spisiswelse Halogenide, Aktivester, Anhydride, Azide, z.B. Chioride, Fluoride, Bromide,
para-Nitrophenylester, Pentafluorphenylester, N-Hydroxysuccinimidester, Hydroxyben-
zotriazol-1-yl-ester.
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Die Wirkstoffe 1, Il und lll kBnnen durch Umsetzung der Sauren VI mit einem Anfiin V In
Gegenwart eines Kupplungsreagenzss hergestelit werden.
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Kupplungereagenzien kdnnen beisplelawelse sein:
Kupplungereagenzien auf Carbodiimid-Basis, zB. N,N'-Dicyclohexyicarbodlimid
[J.C. Sheshan, G.P. Hess, J. Am. Chem. Soc. 1856, 77, 1067], N-{3-Dimethy}
aminopropyl)-N'-ethyt-carbodiimid;

Kupplungereegenzien, die gemischte Anhydride mit Kohlenséureestsm bllden,

z B. 2-Ethoxy-1-ethoxycarbonyl-1,2-dThydrochinolin [B. Bellsau, G. Malek, J. A-
mer. Chem. Scc. 1988, 80, 1851.], 24so-Butyloxy-1-iso-butyloxycarbonyl-1,2-
dihydrochinolin [Y. Kiso, H. Yajfima, J. Chem. Soc., Chem. Commun. 1672, 042.];

H‘)“ n
" ’:: Kupphungarasgenz |
| + z X-F
[ ¢ | xn -

\
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"« Kupplungsreagenzler s PRosplionliiiiv-Basle, Z.B- (Benzotriazel-1-yioxy)-tris-
(dimethylamino)-phosophonium-hexafiuorophoaphat [B. Castro, J.R. Domoy, G.
Evin, C. Selve, Tetrahedron Lett. 1875, 14, 1210.], (Benzotriazol-1-yl-oxy)-
tripyrrolidinophosphoniuim-hexafiucropheophat [J. Coste et.al., Tetrahedron Latt.
5 1980, 31, 205.];
- Kupplungsreagenzien auf Uronlumbasis bzw. mit Guanidinium-N-oxid-Struktur,
zB. N,N,N‘,N*-Tetramethyl-O-(1H-benzotriazol-1-yi}-uronlum-hexafiuorophosphat
[R. Knom, A. Trzeclak, W. Bannwarth, D. Gillessen, Tetrahedron Lstt. 1989, 30,
1827. ], N.N,N',N-Tetramethyl-O-(benzotriazol-1-yi)-uronium-tetrafiuoroborat,
10 (Benzotriazol-1-yloxy)-diplperidinocarbenium-hexafluorophoaphat [S. Chen, J.
Xu, Tetrahaedron Lett. 1962, 33, 647.]
- Kupplungsreagenzien,die S&urechloride bliden, z.B. Phosphoraéure-bis-(2-oxo-
oxazolidid)-chlorid [J. Diago-Mesequer, Synthesls 1980, 547.].

15  Die Wirkstoffe I, il und Il mit R = ggf. mit Halogen substitulertsm Alkyl oder ggf. mit

Halogen subetitulertem Cycloalkyl kbnnen durch Alkyllerung der Amide |, Il bezle-
hungawelse IIl (worin R? = Wasserstoff ist und die gemaB a) oder b) zuglnglich sind)

mit geeigneten Alkyllerungsreagenzien in Gegenwart von Basen hergestsiit warden:

20 o¢)
,@m" A
s
| E Xt Alylerungersagerz. s I X-F8
(R) CF, ] (Hi)m OF'#
) ® (RY
(an 'f Alkytlerungsreagenz (R /@
. I 0 X-R? Rt I I=P X-R2
87 “er, 8~ N,

Il {mit R = H} ]
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Alkyllenungsreagenz
aé;(l A = e
A CF, (A" c.:’“'
Il {mit R = H} m

Die Trifiuormethyi-thiophencarbonséiuren Vi kdnnen nach {tteraturbekannten Methoden
hergestslit werden [M. Nishida et.al., J. Fluorine Chem. 1880, 46, 445, JP 1880-
5059135. DE 38200684. US 4803205. W. Dmowski, K. Plasecka, J. Fluorine Chem.

1908, 78, 59.).

Daraus sind die akiivierten Thiophencarbonséurederivate 1V nach literaturbekannten -~
Verfahren synthetislerbar [Houben-Weyl: ,Methoden der organ. Chemle", Georg-
Thieme-Verlag, Stutigart, New York 1685, Band E5, S. 567-614, 833-772.]

Die Antline V sind nach fiteraturbekannten Methoden synthetislerbar [Houben-Weyl:
.Methoden der organ. Chemie”®, Georg-Thieme-Verlag, Stutigart, New York, Band XI,
Telt 1, 8. 9-1005.]

Die Verbindungen |, I und lll eignen sich als Fungizide. Sle zeichnen sich durch eine
hervorragende Wirksamkelt gegen ein breltes Spektrum von pflanzenpathogenen Pll-
zeon, Insbesondere aus der Klasse der Ascomyceten, Deuteromycetsen, Phycomyceten
und Basidiomyceten, aus. Sle sind zum Tell systemisch wirksam und kbnnen im Pfian-
zenschutz als Blatt- und Bodenfungizide singesetzt werden.

Besondere Bedeutung haben ale f(ir die Bakimpfung einer Vielzah! von Pilzen an ver-
schiedenen Kulturpflanzen wie Welzen, Roggen, Gerate, Hafer, Rels, Mals, Gras, Ba-
nanen, Baumwolle, Sofa, Kaffee, Zuckerrohr, Weln, Obst- und Zlerpfianzen und Gem0-
sepflanzen wie Gurken, Bohnen, Tomaten, Kartoffein und Kirblagewichsen, sowle an
den Samen dieser Pflanzen.

Spezell eignen sie sich zur Bekimpfung foigender Pflanzenkrankhetten:

. Alternaria-Arten an Germnilse und Obst,

. Botrytis cinerea (Grauschimmel) an Erdbaeren, Gemise, Zlerpflanzen und Re-
ben,

. Cercospom arachidicola an Erdnlissen,

. Erysiphe cichoracearum und Sphaerotheca fullginea an Klrbisgewlchsan,

° Erysiphe graminis (echter Mehitau) an Getreide,

° Fusarium- und Verticiliilum-Arten an verschiedenen Pflanzen,
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Helminthosporlum-Arten-an-Getreide; - -

. Mycosphaerella-Arten an Baneanen und Erdniissen,
J Phytophthora Infestans an Kartoffeln und Tomaten,
. Plasmopara viticola an Aeben,

e  Podosphasra leucotricha an Apfein,

. Pseudocercosporelia herpotricholdes an Welzen und Gerste,
. Peseudoperonospora-Arten an Hopfen und Gurken,

. Puccinia-Arten an Getrelde,

. Pyricularia oryzae an Rels,

° Rhizoctonla-Arten an Baumwolle, Rels und Rasen,

. Septoria nodorum an Welzen,

. Sphasrotheca fuliginea {Gurkenmehhiau) an Gurken,

J Uncinula necator an Reben,

. Ustilago-Arten an Getrelde und Zuckerrohr, sowle

e  Venturia-Arten (Schorf) an Apfein und Bimen.

. Septoria Triticl

. Pyrenophora-Arten

. Leptosphaeria Nodorum

. Rhynchosporium-Arten
. Typhula-Arten

Die Verbindungen |, l und iit eignen sich auBerdem zur Bekéimpfung von Schadpilzen
wie Paecliomycas variotll im Materialachutz (z.B. Holz, Papier, Dispersionen fir den
Anstrich, Fasern bzw. Gewebe) und Im Vorraisachutz.

Die Verbindungen |, Il und il werden angewendet, indem men dle Plize oder dle vor
Plizbefall zu schiitizenden Pflanzen, Saatgiter, Materiallen oder den Erdboden mit el-
ner funglzid wirkeamen Menge der Wirkstoife behandelt. Die Anwendung kann sowohi
vor als auch nach der Infekiion der Materlallen, Pflanzen oder Samen durch die Plitze

erfoigen.

Die funglziden Mittel enthalten Im allgemsinen zwischen 0,1 und 85, vorzugswelse zwi-
schen 0,5 und 90 Gew.-% Wirkstoff.

Die Aufwandmengen llegen bel der Anwendung Im Pflanzenschutz je nach Art des
gewilnschten Effektss zwischen 0,01 und 2,0 kg Wirkstoff pro ha,

Bel der Saatgutbehandiung werden Im aligemeinen Wirkstoffmengen von 0,001 bls 0,1
@, vorzugsweise 0,01 bis 0,05 g je Kllogramm Saatgut bandtigt.
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Bel der Anwendung Im Material- bzw. Vormatsachutz richtet sich die_ Aufwandmenge an- -

Wirkstoff nach der Art des Elnsatzgebletes und des gewlnschten Effekts. Obliche Auf-
wandmengen sind im Matarlalachutz belspleiswelse 0,001 g ble 2 kg, vorzugswelse
0,005 g bis 1 kg Wirkstoft pro Qublkmeter behandelten Materials.

Die Verbindungen |, Il und il k3nnen In die Oblichen Formullerungen Oberflhrt werden,
z.B. Ldsungen, Emuilsionen, Suspensionen, Sthube, Pulver, Pasten und Granulate. Die
Anwendungsform richtst sich nach dem jewelligen Verwendungszweck; sle soll in je-
dem Fall eine feine und glsichmaBige Vertellung der erfindungasgeméiBen Verbindung
gewdhrielaten.

Dle Formullerungen werden In bekannter Welse hergesteiit, z.B. durch Verstrecken des
Wirkstoffs mit L3sungsmittsin und/oder Trigerstoffen, gewlinachtenfalis unter Verwen-
dung von Emulglermittein und Dispergiemitisin, wobel Im Falle von Wasser als Ver-
diinnungsmitte! auch andere organische LAsungamitis| als Hilfsldsungemitiel verwen- °
det werden kdnnen. Als Hilfsstoffe kommen daf{lr Im wesentiichen in Betracht: L3-
sungamittel wie Aromaten (2.B. Xylol), chiorlerie Aromaten (z.B. Chlorbenzole), Paraf-
fine (2.B. Erddifrakiionen), Alkchole (z.B. Methanol, Butanol), Ketone (z.B. Cyclohexa-
non), Amine (z.B.Ethanolamin, Dimethyiformamid) und Wasser; Trigerstoffe wie natfir-
liche Gestsinamehle {2.B. Kaoline, Tonerden, Talkum, Krelde) und synthetische Ge-
steinamehle (z.B. hochdisperse Kleseledure, Slilkate); Emuiglermlitel wie nichtionoge-
ne und anlonische Emuligatoren (z.B. Polyoxysthylen-Fettalkohol-Ethsr, Alkylsulfonate
und Arylsulfonate) und Disperglermitiel wie Lignin-Sulfitablaugen und Methyicellulcae.

Als oberflichenakiive Stoffe kommen Alkali-, Erdalkall-, Ammonlumsalze von Ligninsul-
fonséure, Naphthalinsulfonsiure, Phenolsulfonséure, Dibutyinaphthalinsulfonsaure,
Alkylaryisulfonats, Alkylsulfate, Alkyisulfonate, Fettalkoholsulfate und Fettsfiuren sowle
deren Alkall- und Erdalkalisalze, Salze von sulfatiertem Fettalkoholglykolether, Kon-
densationaprodukte von sulfoniertern Naphthalin und Naphthalinderivaten mit Formal-
dehyd, Kondensationasprodukte des Naphthalins bzw. der Naphtalinaulfonsfiure mit
Phenot und Formaldehyd, Polyoxysthylenoctylphenclether, ethoxyllertes lsooctyiphe-
nol, Octyiphenol, Nonyiphenoi, Alkyiphenolpolyglykolether, Tributyiphenylpolyglyko-
lether, Alkylaryipolyetheralkohole, leotridecylalkohol, Fettalkoholsthylenoxid-
Kondensate, ethoxyflertea Rizinuedl, Polyoxysthylenalkylether, ethoxyllertes Polyo-
xypropylen, Laurylalkoholpolyglykoletheracetal, Sorbitester, Ligninsulfitablaugen und
Methyiceliuiose in Betracht

Zur Herstellung von direkt verapriihbaren Ldsungen, Emulsionen, Pasten oder Oidis-
persionan kommen Mineraldifrektionen von mittlerem bls hohemn Sledepunkt, wie Kero-
sin oder Dieseld!, femner Kohlemeerdle sowle Ole pflanzfichen oder tierlachen Ur-
sprungs, aliphatiache, cyclische und aromatische Kohlenwasserstoffe, z.B. Benzoli,
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Toluo), Xyio|, Paratfin, Tetrahydronaphthalin, alkylierte Naphthaline oder deren Deriva- -

10

15

te, Methanol, Ethanol, Propanocl, Butanol, Chloroform, Tetrachlorkohienstoff, Cycloha-
xanol, Cyclohexanon, Chiorbenzol, isophoron, stark polare Ldsungemittel, z.B. Di-
methyiformamid, Dimethytsulfoxid, N-Methyipyrrolidon, Wasser, in Betracht.

Pulver-, Streu- und Sthubemitiel kdnnen durch Mischen oder gemelnsames Vermahien
der wirksamen Substanzen mit elnem festen Trigerstoff hergesteilt werden.

Granulate, z.B. Umh@tiungs-, Imprignierunge- und Homogengranulate, kdnnen durch
Bindung der Wiristoffe an feete Trigerstoffe hergeetseiit werden. Feste Trigersiofle
sind z.B. Mineralerden, wie Sliicagel, Kieseleuren, Kiessigele, Sillkate, Takum, Kao-
lin, Attaclay, Kalkstein, Kalk, Krelde, Bolus, L3B, Ton, Dolomit, Diatomeenerde, Calcl-
um- und Magneeiumsulfat, Magnesiumoxid, gemahlene Kunststoffe, Dlingemittel, wie
2.B. Ammoniumsulfat, Ammoniumphosphat, Ammeniumnitrat, Hamstoffe und pflanzil-
che Produkte, wie Getraldemehl, Baumrinden-, Holz- und NuBechalenmehi, Celluloss-
pulver und andere feste Tragerstoffe.

Die Farmullerungen enthalien Im allgemeinen zwischen 0,01 und 85 Gew.-%, vor-
zugswelse zwischen 0,1 und 80 Gew.-% des Wirkstofia. Die Wirksioffe werden dabel in
einer Relnhelt von 80% bla 100%, vorzugsweise 95% bis 100% (nach NMR-Spektrum)

eingesetzt.

Belaplele fir Formullerungen sind:

l. 5 Gew.,Telle einer erﬂndungaganﬂﬁan Verbindung werden mit 85 Gew.-Tellen
feintsiligem Kaoiln innig vermischt. Man erhalt auf disse Weise ein Stiubemittel,
das 5 Gew.-% des Wirtoffs enthiit,

iIl. 30 Gew.-Telle elner erfindungegemanien Varbindung werden mit einer Mischung
aus 82 Gew.-Tellen pulverfdrmigem Kieselsliuregel und 8 Gew.-Tellen Paraffindl,
das auf die Oberflache dleses Kiessladiuregels gespriht wurde, Innig vermischt.
Man erhéiit auf diese Welse eine Aufbereltung des Wirkstofis mit guter Haftfhig-
kelt (Wirkstofigehalt 23 Gew.~%).

Ii. 10 Gew.-Telle einer erfindungsgemaBen Verbindung werden In einer Mischung
geldst, die aus 90 Gew.-Telien Xylol, 6 Gew.-Tellen des Anlagerungeproduktes
von 8 bis 10 Mol Ethylenoxid an 1 Mol Olsiure-N-monoethanolamid, 2 Gew.-
Tellen Calclumaalz der Dodacylbenzoisulfonsure und 2 Gew.-Tellen des Anla-
gerungsproduktes von 40 Mol Ethylencxid an 1 Mol Ricinusd! besteht

(Wirkstoffgehalt 8 Gew.-%).
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20 Gew.-Telle elner erfindungsgeméfen Verbindung werden In einer Mischung- -
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IX.

geldat, die aus 60 Gow.-Tellen Cyciohexanon, 30 Gew.-Tellen lsobutanol, 5
Gew.-Tellen des Aniagerungsproduktes von 7 Mol Ethylenoxid an 1 Mol lsooc-
tylphenol und 5Gew.-Tellen des Anlagerungaproduktes von 40 Mol Ethylenoxid
an 1 Mol Ricinusbi bestaht (Wirkstofigehalt 16 Gew.-%).

80 Gew.-Telle elner erfindungsgeméBen Verbindung werden mit 3 Gew.-Tellen
des Natriumealzes der Dilscbulyinaphthalin-alipha-sulfonséure, 10 Gew.-Tellen
des Natriumesaizes einer Ligninsulfonséure aus elner Sulfit-Ablauge und 7 Gew.-
Tellen pulverfémmigem Kiesslsluragel gut vermischt und in einer Hammerm0hle

vermahlen (Wirkstoffgehalt 80 Gew.-%).

Man vermischt 80 Gew.-Telle einer erfindungageméBen Verbindung mit 10 Gew.-
Tellen N-Methyi-a-pyrrolidon und erhélt eine L8sung, die zur Anwendung In Form

kisinster Tropfen geeignet lst (Wirkstoffgehalt 80 Gew.-%).

20 Gew.-Telle einer erfindungsgeméBen Verbindung werden In einer Mischung
geidst, die aus 40 Gew.-Tellen Cyciohexanon, 30 Gew.-Tellen lecbutanol, 20
Gew.-Tellen dea Anlagerungeprodukiss von 7 Mol Ethylenoxid an 1 Mol lsooc-
tylphenol und 10 Gew.-Tellen des Anlagerungsproduktes von 40 Mol Ethylenoxid
an 1 Mol Ricinusdi besteht. Durch EingleBen und faines Vertellen der LBsung In
100 000 Gew.-Tellon Wasser erhilt man eine wifrige Diapersion, dle 0,02 Gew.-
% des Wirkstoffs enthiit.

20 Gew.-Telle einer erfindungsgeméiBen Verbindung werden mit 3 Gew.-Tellen
des Natrlumsaizes der Dilsobutyinaphthalin-a-sulfonséure, 17 Gew.-Tellen des
Natriumsatzes einer Ligninsulfonséure aus einer Sulfit-Ablauge und 60 Gew.-
Tellen pulverfdrmigem Kleselsduregel gut vermlacht und In einer Hammermihle
vermahien. Durch feines Vertellan der Mischung In 20 000 Gew.-Tellen Wasser
erhéiit man eine Spritzbrihe, die 0,1 Gew.-% des Wirkstoffs enthalt.

10 Gew.-Telle der srfindungsgeméaBen Verbindung werden In 63 Gew.-Tellen
Cyclohexanon, 27 Gew.-Telien Diaperglermitiel (belsplelsweize eine Mischung
aus 50 Gew.-Tellen des Anlagerungsprodukis von 7 Mol Ethylenoxid an 1 Mol
Isococtyiphenol und 50 Gew.-Tellen des Anlagerungsprodukts von 40 Mol Ethy-
lenoxid an 1 Mol Ricinusdi) geldst, Dle Stammidsung wird anschileBend durch
Vertsllen In Wasser auf die gewlinachte Konzentration verdiinnt, z.B. auf eine
Konzentration im Berelch von 1 bls 100 ppm.

Die Wirkstoffe kdnnen als soiche, in Form threr Formullerungen oder den daraus berel-
teten Anwendungsformen, z.B. In Form von direkt versprihbaren L8sungen, Pulvern,
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Streumittein, Granuiaten durch Versprilhen, Vemebeln, Verstiuben, Veretreusn oder
GisBen angewendet werden. Die Anwendungsformen richten sich ganz nach den Ver-
wendungazwacken; sle sollten In jedem Fall maglichet dle feinste Vertsllung der erfin-
dungsgeméBen Wirkstoffe gewéhrielsten,

WiBrige Anwendungeformen kdnnen aus Emuisionskonzentraten, Pasten oder netzba-
ren Pulvem (Spritzpulver, Oidisperaionen) durch Zusatz von Wesaer bereltet werden.
Zur Hersteliung von Emuisionen, Pasten oder Oldispersionen kinnen die Substanzen
als soiche oder In einemn Of oder Lsungsmitiel geiBst, mittels Netz-, Haft-, Dispergier-
oder Emuiglermittiel in Wasser homogenisiert werden. Es k3nnen aber auch aus wirk-
samer Substanz Netz-, Haft-, Diepergler- oder Emulglermiitel und eventuell Ldsunge-
mittel oder Ol bestehende Konzentrate hergestelit werden, die zur Verdinnung mit
Waaser geelgnet sind.

Die Wirkstoffkonzentrationen In den anwendungsfertigen Zubereitungen knnen in
grdBeren Bereichen varilert werden. Im aligemeinen [legen sle zwischen 0,0001 und
10%. Hauflg reichen beralts geringe Wirkstoffimengen an Verbindung [ In der anwen-
dungsfertigen Zubersitung aus, z.B. 2 bis 200 ppm. Ebenso sind anwendungsfertige
Zubereltungen mit Wirkstoffkonzentrationen Im Berelch von 0,01 bia 1 % bevorzugt.

Die Wirkatoffe kinnen auch mit gutem Erfolg im Ultra-Low-Volume-Verfahren (ULV)
verwendet werden, wobel es mbglich lst, Formullerungen mit mehr als 856 Gew.-%
Wirkstoff oder sogar den Wirkstoff ohne Zusétze auszubringen.

Zu den Wirkstotfen kd3nnen Ole verschiedenen Typs, Herblzide, Funglzide, andere
Schitdlingsbekémpfungsmitiel, Balderizide, gegebenentails auch erst unmiitelbar vor
der Anwendung (Tankmix), zugeeetzt werden. Diese Mittel kdnnen zu den erfindunge-
geméBen Mittein Im Gewichiaverhélinis 1:10 bis 10:1 zugemischt werden.

Die erfindungasgemiBen Mittel kdnnen in der Anwendungsform als Fungizide auch zu-
sammen mit anderen Wirkstoffen voriiegen, der z.B. mit Herblziden, Insekiiziden,
Wachstumsregulatoren, Fungiziden odar auch mit Dlngemiiteln. Baim Vermischen der
Verbindungen | bzw. der sle snthaltenden Mittel in der Anwendungeform als Funglzke
mit anderen Fungiziden erhiiit man In vielen Fallen eine VergrdRerung des fungiziden

Wirkungespektruma.

Die folgende Lists von Funglziden, mit denen dle erfindungsgeméBen Verbindungen
gemelnsam angewendet werden kbnnen, soll die Kombinationamdglichikslten sriutern,
nicht aber elnachriinken:

[ige
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Schwefel, Dithiocarbamate und deren Derlvate, wie Ferridimethyidithiocarbamat,
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Zinkdimethyidithiocarbamat, Zinksthylenbisdithiocarbamat, Manganethylenbis-
dithiocarbamat, Mangan-Zink-ethylendlamin-bis-dithiocarbamat, Tetramethyithlu-
ramdisulfide, Ammoniak-Komplex von Zink-(N,N-ethylen-bls-dithlocarbamat),
Ammoniak-Komplex von Zink-(N,N'-propylen-bie-dithiocarbamat), ZInk-(N,N"-
propylenbis-dithlocarbamat), N,N'-Polypropylen-bis-(thiocarbamoyi)disulfid;
Nitroderivate, wie Dinitro-(1-methylheptyl)-phenyicrotonat, 2-sec-Butyl-4,6-
dinttrophenyi-3,3-dimethylacrylat, 2-sec-Butyl-4,8-dinitrophenyt-
lsopropyicarbonat, 5-Nitro-leophthalsiure-di-isopropylester;

heterocycllsche Substanzen, wie 2-Heptadecyl-2-imidazolin-acetat, 2,4-Dichlor-8-
(o-chioranifino)-a-irlazin, O,0-Diethyl-phthalimidophosphonothioat, 5-Amino-1-
[ble~(dimethylamino)-phosphiny(}-3-phenyl-1,2 4- triazol, 2,3-Dicyano-1,4-
dithioanthrachinon, 2-Thio-1,3-dithiolo{4,5-bjchinoxalin, 1-(Butylcarbamoyi)-2-
benzmidazol-carbaminsiuremethylaster, 2-Methoxycarbonylamino- A
benzimidazol, 2-(Furyl-(2))-benzimidazol, 2-(Thlazolyl-(4))-benzimidazol, N- :
(1.1.2,2-Tetrachiorethyithio)-tetrahydrophthalimid, N-Trichiormethyithio-
tetrahydrophthalimid, N-Trichiormethyithio-phthalimid,
N-Dichlorfluormethyithio-N',N'-dimethyl-N-phenyl-echwefelaiure- diamid, 5-
Ethoxy-3-trichiormethyt-1,2,3-thiadiazol, 2-Rhodanmethyithlobenzthiazol, 1,4-
Dichlor-2,5-dimethoxybenzol, 4-(2-Chlorphenylhydrazono)-3-methyl-5-isoxazolon,
Pyridin-2-thlo-1-odd, 8-Hydroxychinolin bzw. dessen Kupfersalz, 2,3-Dihydro-5-
carboxan(lido-8-methyl-1,4-oxathiin, 2,3-Dihydro-5-carboxanilido-8-methyl-1,4-
oxathiin-4,4-dloxid, 2-Methyi-5,8-dhydro-4H-pyran-3-carbonséure-anliid, 2-
Meathyt-furan-3-carbonséureaniliid, 2,5-Dimethyl-furan-3-carbonsaureanilid, 2,4,5-
Trimethyl-furan-3-carbonséureaniiid, 2,5-Dimethyt-turan-S-carbone&urecycio-
hexylamid, N-Cyclohexyl-N-methoxy-2,5-dimethyl-furan-3-carbonsaureamid, 2-
Methyl-benzoesaure-anilid, 2-lod-benzoasure-anliid, N-Formyl-N-morpholin-

2,2 2-trichiorethylacetal, Piperazin-1,4-dlyibie-1-

(2,2,2-trichiorethyl)-formamid, 1-(3,4-Dichloranilino)-1-formylamino-2,2,2-
trichlorethan, 2,6-Dimethyi-N-tridecyl-morpholin bzw. dessen Satze, 2,6-Dimethyl-
N-cyolododecyl-morphoiin bzw. dessen Saize, N-[3-(p-tert.-Butyiphenyf)-2-
methyipropyf}-cle-2,6-dimethyl-morpholin, N-{S-(p-tert.-Butylphenyl)-
2-methylpropyi}-piperidin, 1-{2-(2,4-Dichlorphenyt)-4-ethyl-
1,3-dioxolan-2-y-ethyl}-1H-1,2,4-trlazol, 1{2-(2,4-Dichlorphenyi)-4-n-propyl-1,3-
dioxolan-2-yt-ethyl]-1H-1,2,4-triazol, N-(n-Propyl)-N-(2,4,8-trichlorphenoxyethyl)-
N'-imkiazol-y-hamstoff, 1-(4-Chiorphenaxy)-3,3-dimethyl-1-(1H-1,2,4-trlazol-1-
yi}-2-butanon, 1-(4-Chiorphenoxy)-3,3-dimethyl-1-{1H-
1,2,4-triazol-1-yl)-2-butanal, (2RS,3AS)-1-[3-(2-Chlorphenyl)-2-(4-fuorphenyl)-
oxiran-2-yimethyf]-1H-1,2,4-triazol, a-(2-Chiorphenyl)-a-(4-chlorphenyl)-5-
pyrimidin-methanol, 5-Butyl-2-dimethylamino-4-hydroxy-8-methyl-pyrimidin, Bis-
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thioureldo)-benzol, 1,2-Bis-(3-methoxycarbonyl-2-thiourekio)-benzol,

Strobllurine wie Methyl-E-methoxyimino-[a-{o-tolyloxy)-o-tolyilacetat, Methyl-E-2-
{2-}6-(2-cyanophenoxy)-pyrimidin-4-yloxy}-phenyf}-3-methoxyacrylat, Methyl-E£-
methoxyimino-{a-{2-

phenoxyphenyl)]-acetamid, Methyl-E-methoxyimino-[a-(2,5-dimethyiphenoxy)-o-
tolyl]-acetamid,

Anilinopyrimidine wie N-(4,8-Dimethyipyrimidin-2-yi}-anilin, N-{4-Methyl-6-(1-
propinyl)-pyrimidin-2-yi]-anilin, N-[4-Methyl-6-cyciopropyl-pyrimidin-2-yl]-anlin,
Phenylipyrrole wie 4-(2,2-Difluor-1,3-benzodioxol-4-yl)-pyrrol-3-carbonitri,
Zimtslureamkie wie 3-(4-Chlorpheny()-3-(3,4-dimethoxyphenyf)-
actylsuremorphold,

aowie verechiedene Fungizide, wie Dodecyiguanidinacetat, 3-[3-
(8,5-Dimethyl-2-oxycyciohexyl)-2-hydroxyethyl}-glutarimid, Hexachlorbenzot, DL-
Methyl-N-(2,6-dimethyi-phenyl)-N-furoyi(2)-alaninat, DL-N-(2,68-Dimethyl-phenyl)-
N~(2'-methoxyacetyl}-alanin-methyl- ester, N-{2,6-Dimethyiphenyl)-N-chioracetyi-
D,L-2-aminobutyrolacton, DL-N-(2,8-Dimethylphenyi)-N-(phenylacetyl)-
alaninmethylester, 5-Methyl-5-vinyl-3-(3,5-dichiorphenyl)-2,4-dloxo-1,3-
oxazolidin, 3-{3,5-Dichlorphenyi(-5-methyl-5-methoxymethyf}-1,3-oxazolidin- 2,4-
dion, 3-(3,5-Dichlorphenyl)-1-isopropyicarbamoylhydantoin, N-(3,5-
Dichlorphenyi)-1,2-dimethylcyciopropan-1,2-dicarbonséureimid, 2-Cyano-|N-
(ethylaminocarbonyl)-2-methaximino]-acetamid, 1-{2-(2,4-
Dichlorphenyf)-pentyl]-1H-1,2,4-trlazol, 2,4-Difluor-a-(1H-
1,2,4-trlazolyl-1-methyl)-benzhydrylalkohol, N-(3-Chlor-2,6-
dinitro~-4-trifluormethyl-phenyi)-5-trifiuormethyi-3-chior-2-

aminopyridin, 1-{(ble-{4-Fluorphenyl)-methyisiiyl}-methyi)-1H-1,2,4-trlazol.

Hersteliungsbelsplele:

a) .

Synthese von N-(3-lsopropoxy-phenyl)-2-trifiuormethyi-thlophen-3-carbon-
sureamid:

Man 1Bst 12.9 g 2-Trifluormethyi-thiophen-3-carbonséure In 78 g Thionyichlorid
und erhitzt das Reaktionsgemiach 2 h unter RickfluB. AnschlieBend wird |. Vek.
gingesngt und man erhilt 13.5 g 2-Triifuormethyl-thlophen-3-carbonsiurechiorid.
Davon werden 1.0 g zu elner Lbsung von 0.7 g meta-isopropoxy-anllin und 1.4 g
Triethylamin In 35 ml Dichiormethan getropft. Man rGhrt 15 h bel Reumtempera-
fur. AnachlleSand wird elnmal mit Je 20 ml 2%iger Salzeiiure und geedttigter
NaHCOs-Ldsung gewaschen und die organische Phase iber Magnesiumaulfat
getrocknet und |.Vak. eingesngt. Nach chromatographischer Relnigung mit einem
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Gemisch von MethyH-tert-butylether und Cyolohexan erhiit man 1.15 g des_Pro-
duktes. Fp = 58-80°C.

Synthese von N-{2-(2,2,2-Trifluorethoxy)-phenyl)-3-trifluormethyl-thiophen-2-
carbons@iureamid:

Es werden 0.39 g 3-Trifluormethyi-thiophen-2-carbonedure, 0.38 g 2-(2,2,2-
Trifluorethoxy)-anilin, 0.538 g Bis-{(2-oxo0-3-oxazofidinyl)phosphoryichiorid und 0.29
g Triethylamin in 20 mi Dichlormethan geldst. Man rihrt 15 h bel Reaumtemp. An-
schilleBend werden 60 mi Methyl-tert-butylether zugegeben, je einmal mit 5%Iiger
Salzafure, 5§%lger Natronlauge und Wasser gewaschen und dle organ. Phase
mi Magneslumsulfat getrocinet und I.Vak. eingeengt. Nach chromatographi-
acher Relnigung mit einem Gemisch von Methyl-tert-butylether und Toluol erhalt
man 0.58 g dea Produktes. Fp = 125-127°C.

Synthese von N-(3-lsopropoxy-phenyl)-3-trifiuormethyl-thiophen-4-
carbons&ureamid:

Es werden 0.30 g 3-Trifluormethyl-thiophen-4-carbonséure, 0.23 g 3-lso-
Propyloxyanilin und 0.31 gTriethylamin und 0.43 g Ble-(2-0x0-3-oxazo-
lidinyl)phosphoryichiorid In 30 ml Dichlormethan bel 0 °C gel&st. Man rlhrt 15 h
bel 0 °C und anschileBend 7 h bel Raumtemperatur. AnschlleBend werden 60 mi
Msthyl-tert-butylether zugegeben, je einmal mit 5%iger Selzsfure, 5%Iger Natri-
umhydrogencarbonat-Lsung und Waseer gewaschen und dle organische Phase
Gber Magnesiumeulfat getrocknet und .Vak. eingeengt. Nach chromatographl-
scher Relnigung mit sinem Gemiach von Methyl-tert-butylsther und Toluol erhiift
man 0.4 g des Produktes als Ol.

Analog den oben beschrisbenen Synthessbelsplelen werden die in den Tabellen 121,
122 und 123 aufgefiihrten Verbindungen hergestslit.

a) 3-Trfluormethyt-thiophen-2-carbonséureaniiide

el
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Tabelle 121
Ny TRos RTH R
f-1 otho "slec-Buty H
|-2 ortho cyclo-Pentyl H 139-141 °C
-3 ortho cyclo-Hexyl H 100-101 °C
I-4 |ortho n-Pentyl H 88-89 °C
-5 ortho 1,1,2,2- H 59-61 °C
Tetrafluorethoxy
i-6 ortho para-Chior-phenyl H 148-150 °C
|-7 ortho para-Fluor-pheny! H 121-122 °C
-8 meta iso-Propyloxy H 58-60 °C
9 | meta 11,22 H Harz IR [cm'J: 1659, 1609, 1552,
Tetrafluorethoxy 1491, 1443, 1397, 12982, 1252,
1197, 1126, 909, 797, 768, 72¢
680.
[-10 !meta n-Hexyloxy H 73-74 °C
I-11 | meta cyclo-Pentyloxy H Harz IR [cm™]: 2961, 1657, 1610,
1599, 1553, 1491, 1442, 1396,
1290, 1257, 1156, 1130, 908,
770, 725.
I-12 |ortho Phenyl H 113-115°C
i-13 | ortho para-iso-Propyl- H 125-126°C
phenyl
I-14  ortho 2,2,2-Trifluorethoxy |H 125-127°C
{-15 | ortho 2,2,3,3,3- H 56-58°C
Pentafluorpropyloxy
I-16 |ortho 223,34,45566,7, (H IR [em™]: 1687, 1608, 1545,
7.7- 1526, 1454, 1293, 1241, 1207,
Tridecaflucrheptyloxy 1145, 1128, 748.
I-17 | ortho sec-Butyl Methy! [Harz 7.75 (m, 1H); 7.67 (s(breit), 1H.
7.18-7.28 (m, 4H); 6.29 (s; 1H);
12.76-2.85 (m, 1H); 2.53 (s, 3H);
1.51-1.69 (m, 2H); 1.24 (d, 3H):
0.86 (t, 3H).
-18 |ortho Para-Chlor-phenyl Methyl |69-72 °C
1-18 | meta iso-Propyloxy Methyl  (93-96 °C
[-20 | ortho 1,1,2,2-Tetrafluor- Methyl [59-62 °C
ethoxy

Pos.R = Stellung des Substituenten R beztglich der N-H-Gruppe
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Fp. = Festpunki

b) 2-Trifluormethyl-thiophen-3-carbonsaureanilide

5
0 @
/ | ,'.\I.l R
57 “cF,
]
Tabelle 122
Niis Posi TR e S PeKoSKaPISCE DATET e,
l g ; Sy 'l;(‘thswien;- RONTERS ; ,l".""'ffl’ KR
-1 ortho | sec-Butyl 92-93 °C
L | n-2 ortho | cyclo-Pentyl 161-163 °C
-3 ortho | cyclo-Hexyl 101-103 °C
il-4 ortho | n-Penty! 100-102 °C
il-5 ortho | 1,1,2,2- 78-79 °C
Tetrafluorethoxy
H-6 ortho | para-Chlor-phenyl | 152-153 °C
-7 ortho | para-Fluor-pheny! |99-101 °C
11-8 meta |iso-Propyloxy Harz IR [cm"]: 2978, 1659, 1611, 1599,
115655, 1492, 1431, 1296, 1259, 1201,
1133, 1021, 1005, 688.
11-9 meta |1,1,2,2- Harz R [em"]: 1662, 1609, 1555, 1491,
Tetrafluorethoxy 1432, 1298, 1254, 1195, 1130, 1022,
852, 796, 760, 721, 684.
1110 |meta |n-Hexyloxy Harz IR [em™}: 2955, 2932, 1659, 1611,
1600, 1555, 1494, 1469, 1432, 1295,
1258, 1200, 1178, 1133, 1021.
10 Pos.R = Stellung des Substituenten R beziglich der N-H-Gruppe

15

Fp. = Festpunkt

¢) 3-Trifluormethyl-thiophen-4-carbonsaureaniiide
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S
S —
CF,
HY
Tabelle 123
W PGSR TR
R e
-1 ortho para-Chlorphenyl
-2  |meta |[iso-Propyloxy Ol *H-NMR (CDCls), 5 [ppm]: 1.30 (d,
6H); 4.53 (g, 1H); 6.70 (m, 1H);
7.05 (m, 1H); 7.25 (m, 1H); 7.30
(m, 1H); 7.70 (s, 1H); 7.80 {m,
1H); 7.88 (m, 1H).
il-3 ortho para-Fluorphenyl 120-122 °C
-4 ortho ortho-Methylphenyl | 88-87 °C
-5 ortho sec-Butyl 99-100 °C
-6 ortho n-Pentyl 106-108 °C
ih-7 ortho Cyclopentyl 110-113°C
-8 ortho | Cyclohexyl 142-143 °C
-9 ortho 1,1,2,2- 85-87 °C
Tetrafluorethoxy
Ili-10 |ortho |2,2,3,3-Tetrafluor- 81-82 °C
propyloxy
lfl-11  |ortho  |2,2,3,3,3- 90-92 °C
Pentafluropropyloxy
M-12  |meta Cyclopentyloxy 82-84 °C
H-13  |meta 1,1,2,2- 78-83 °C
Tetrafluorethoxy
Ili-14 | ortho Phenyl 82-85 °C
H-15 | ortho 2,2,3-Trifluorethoxy (93-97 °C
1i-16 |ortho Para-(iso-Propyl)- 79-83 °C
phenyl
Pos.R = Stellung des Substituenten R bezlglich der N-H-Gruppe

Fp.

= Festpunkt
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Amwendungsbelaplel 1 L o

Wirksamkelt bzw. Dauerwirksamkeit gegen den Gmauschimmel an Paprikabiattern ver-
ursacht durch Boiryils cinerea

PaprikasAmiinge der Sorte .,Neusledier ideal Eilte® wurden, nachdem sich 4-5 Blatter
gut entwickelt haiten, mit einer wissrigen Suspension In der unten angegebenen Wirk-
stoffkonzentration bis zur Tropinfsse bespriiht. Dis Suspension oder Emulsion wurde
aus einer Stammidaung angesetxt mit 10 % Wirkstoff in einer Mlschung bestehend aus
85 % Cyclohexanon, und 5 % Emuiglermittel. Die Pllanzen wurden anschlleBend fr 7
Tage welterkultiviert und dann wurden die behandeiten Pflanzen mit einer Sporensus-
penaion von Botrytis cinerea, die 1.7 x 10° Sporen/ml In einer 2%igen waesrigen Bio-
malzidaung enthielt, Inokuliert. AnschiieSend wurdan dle Versuchspflanzen in eine Kii-
makammer mit 22 bls 24°C in hoher Luftfeuchtigkelt gesteiit. Nach 5 Tagen kannte das*
AusmaB des Plizbefalls auf den Blittern visuell in 9% ermittelt werden und so nicht nur *
auf die fungizide Wirkung der Substanzen sondern auch auf die Dauerwirkung ge-
achicasen warden.

Nummer “Blaftbefall [%] bei 83 ppm
X 5 .
12 7
3 3
15 3
I8 1
17 1
-8 10

1 7
h2 10
-3 5
Ii-5 3
-7 1
-8 5
II-10 10
unbehandelt 80

Anwendungabeisplel 2

Protekiive Wirksamkelt gegen den Grauschimme! an Papiikablittern verursacht durch
Boirytis cinerea
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Paprikasémiinge der Sorte ,Neusiedier Idea! Fiits” wurden, nachdem sich 4-5 Bltter

10

15

20

gut entwickelt hatten, mit elner wissrigen Suspension In der unten angegebenen Wirk-
stoffkonzentration bis 2ur Tropinfisae bespriiht. Die Wirketoffe wurden getrennt als eine
Stammidsung aufbereitet mit 0.25 Gew.-% Wirkstoff In Aceton oder Dimethylsulfoxid.
Dieser Lésung wurde 1 Gew.-% Emulgator Uniperoi® EL (Netzmitisl mit Emuigler- und
Dispergierwirkung auf der Basia ethoxyllerter Alkylphenols) zugesetzt und entepre-
chend der gewlinaschten Konzentration mit Wasser verdinnt. Am nichsten Tag wurden
die behandeiten Pflanzen mit einer Sporensuspension von Botrytls cinerea, die 1.7 x
10* Sporerviml In elner 2%igen whaasrigen Blomalzidsung enthielt, inokullert. Anschiie-
Bend wurden die Versuchsepflanzen in elne Klimakammer mit 22 bis 24°C in hoher Luft-
feuchtigkelt gesteilt. Nach & Tagen konnte das Ausma8 des Plizbefalle auf den Bidttermn
visuell In % ermiitalt werden.

Nummer Blattbefall [%)] bel 250 ppm
-4 3
li-S 3
-7 7
unbehandelt 100
Anwendungsbelaplel 3

Protektive Wirksamkelt gegen den durch Sphaerotheca fullginea verursachtan Gur-
kenmehltau

Blatter von In Topfen gewachsenen Gurkenkeimiingen der Sorts ,Chinesische Schian-
ge” wurden im Kelmblattstadium mit wisariger Suspenalon In der unten angegebenen
Wirkstoffkonzentration bis zur Tropinisse bespriht. Die Suspension oder Emulsion
wurde aus einer Stammibsung angesetzt mit 10 % Wirkstoff In elner Mischung beste-
hend aus 85 % Cyclohexanon und 5 % Emulgiermittel. 20 Stunden nach dam Antrock-
nen des Spritzbalages wurden die Pflanzen mit einer wéssrigen Sporensuspension des
Gurkenmehitaua (Sphaerctheca fuliginea) Inokuliert. AnschiieBend wurden die Pflan-
zen Im Gewiichshaus bel Tempematuren zwiachan 20 und 24°C und 80 bis 80 % relati-
ver Luftfeuchtigkelt flir 7 Tage kuftiviert. Dann wurde daa AusmaB der Mehltauentwick-
lung visuell In %-Befall der Keimblatifiiche ermiitelt.

Nummer Blattbefall [%] bel 83 ppm

-3

I-&

-8

O] O] n| n

-7

¥
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Nummer

“Blattbefall [%] bel 63 ppm

12

I-13

-8

-8

-7

Bl | of w| of ©

unbehandelit
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Patentanapriiche

1.  Trifluormethyl-thiophencarbonsureanilide der aligemainen Formein 1, Il und i,

@,

Ry RY

o ey

CF, CF,

(R9)
2
(m)m — CF ¥
3

In denen die Substituentsn die folgende Bedeutung haben:

R',A*unabhéngig voneinander C;-Ce-Alkyl, C5-Ce-Cycioalkyl, Cx-C-Alkenyl, Cr

R®

Hl

CqAlkinyl, C;-C-Alkoxy, wobel diese Gruppen durch Halogen substitulert
sein kdnnen, H, Halogen, Nitro, CN;

C4-C-Alkyl, Cy-Ce-Cycloalkyl, C,-C-Alkoxy, wobel diese Gmppen durch
Halogen substitulert sein kdnnen, H, OH;

C1-Ciz-Alkyl, C5-Cyz- Cycloalkyl, Co-Cig-Alkenyl, Cg-C,> Cycloalkenyl, C-
Cuz-Alkinyl, Cx-Cys- Cydioalkyl -C,-C,-alkyl, wobel diese Gruppen durch R’
subetitulert sein k3nnen;

Phenyl, Phenyl-C,-Cy-Alkyl, Phenyl-Co-Ce-Alkenyl, Phenyl-Cr-Ce-Alkinyl,
Phenyloxy-Cy-Ce-Alkyl, Phenyloxy-C-Ce-Alkenyl, Phenyloxy-Cy-Ce-Alkinyl,
wobel der Alkyl-, Alkernyl- und Alkinyl-Tell mit R’ und der Phenyiring mit R®
substitulert seln kann;

-C(R%)=NOR",

0, S oder direkte Bindung;

H, C-CsAlkyl, Cx-Cq~ Cycioalkyl, Cy-Cy-Alkoxy, Gr-Ce-Alkenyl, Cr-C,-
Alkinyl, wobel diese Gruppen durch Halogen substitulert aeln kdnnen, Ha-
logen, Nitro, CN, Phenyl, das mit R' subatitulert sein kann, Phenoxy, das
mir R! subetitulert sein kann, C,-Cy-Alky--Phenyl, wobel der Alkyitell mit Ha-
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__logen substitulert sein kann und der Phenyiring mit R substitulert sein.
kann;

R' C-Cy-Alkyl, Cs-Co~ Cyoloalkyl, Cr-Ce-Alkenyl, Cr-Co-Alkinyl, wobel diese
Gruppen durch Halogen substitulert sein kdnnen,

Phenyl, das durch R' substitulert sein kann;

R’ C,-CiAlkyl, Ci-Cy-Alkaxy, Co-Cy-Alkenyloxy, C+-Cy-Alkinyloxy, C,-C.-
Alkoxy-C,-Cy-alkoxy, wobel diese Gruppen durch Halogen substitulert ssin
kdnnen, Halogen;

H‘ H v R’ oder ci‘clfAMl chrcYMle- c!‘cerIWl crcw'
Cycioalkenyl, C5-C1s-Cycloalkyl-Ci-C.-alkyl, wobel diese Qruppen mit Ha-

logen substiulert sein kdnnen;

Phenyl, das mit R® substitulert sein kann;
n 0-4,;
m 01.

Trifluormethyi-thiophencarbonsiureanilide der allgemeinen Formel |, || oder NI

" nach Anspruch 1, In denen

R' H, Halogen oder C;-C,-Alkyl, das durch Halogen substituiert sein kann,
bedeutet.

Trifluormethyl-thiophencarbonséureanilide der aligemeinen Formel I, Il oder (il
nach Anspruch 2, in denen

RA'  Fluor, Chior, Brom, Methyl
bedeutet.

Trifluormethyi-thiophencarbonsiureaniiide der aligemeinen Formel i, || oder Ill
nach einem der Anspriche 1 bls 3, In denen

R?* H, Methyl, OH oder Methoxy
bedeutst.

Triflvormethyl-thiophencarbonsaureanilide der aligemelnen Formel 1, It oder [
nach sinem der Ansprilche 1 bie 4, In denen

R® Cy-CyrAlkyl, C5-Cie-Cyclonikyl, C2-Ciz-Alkenyl, Cs-Cy-Cycloalkenyl, C
Cia-Alkinyl;
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wobel-dlese-Gruppen durch-Halogen-und G-Gr-Alkyl substitulertwein k8-
nen,
Phenyl, Phenyl-Ci-Cy-alkyl, wobel der Phenylring mit R® substitulert sein
kann; oder
5 —C{(C1-C-Alkyl)=NO-R®, wobe! die Ci-C,-Alkyigruppe durch Halogen
substitulert sein kann,
bedsutet.

10 6. Trfluormethyl-thiophencarbonséiureanilide der aligemeinen Formel |, Il oder lil
nach elnem der Anspriiche 1 bis 5, in denen

R* C;-Cs-Alkyl, Ci-C,-Alkoxy, wobel dlese Gruppan durch Halogen substitulert
seln kdnnen, oder Halogen
15
bedeutst.

7.  Trfluormethyl-thiophencarbonsiureaniiide der aligemeinen Formel |, Il oder Jll
nach elnem der Anspriiche 1 bis 8, in denen

X  elne direkte Bindung oder O
bedeutet.

25 8. Trfluormethylthiophencarbonsureaniikie der aligemeinen Formeln la, Ib, lla,
Iib, llla und Illb gemé&B Anapruch 1,

; uJ? s:éf‘?n.

~R?
e

gfu e (IX;Q“ Cft”

CF,
3 Illb

30 in denen dle Substitusnten dle folgende Bedeutung haben:
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10.

11.

12'

13.

R? - Gr-Cu-Allyl-Cr-Cry-Cyoloalicyl-Cr-Cre-Afkenyl- Er-CizCycioalkenyl, Crr

Cig-Allkdnyf;
wobel diese Gruppen durch Halogen oder C,-C-Alkyl substitulert sein kan-

nen;
Phenyl, Phenyl-C,-Ce-Alkyl, wobel der Phenyiring mit R® subetiulert sein

kann, oder
—C(Cy-CAlkyl)=NO-R®, wobel die C,-C-Alkyigruppe durch Halogen subst-

tulert sein kann;
X aine direkis Bindung oder O.

Trifluormethyl-thiophencarbonséureanilide der aligemeinen Formeln Ia, Ib, lla,
Itb, Nia und liib nach Anspruch 8, in danen : .

X  elne direkte Bindung
bedeutet

Trifluormethyl-thiophencarbonséureaniiide der allgemeinen Formein Ia, Ib, lla,
lib, ilia und llib nach Anspruch 8, In denen

X  Sauerstoff

bedeutst.

Verwendung der Trifluormethyl-thiophencarbonsdureanilide der Formel |, )l oder
lil geméf Anspruch 1 zur Belkdimpfung von Schadplizen.

Fungizide Mittsl, enthaltend elne fungtzid wirksame Menge mindestens eines
Trifluormethyl-thiophencarboneaureanilids der Formel |; Jl oder )Il.

Verfahren zur BekAmpfung von Schadpllzen, dadurch gekannzeichnet, dass man
die Schadplize, deren Lebensraum oder die von ihnen frelzuhaltenden Pflanzen,
Flachen, Materfallen oder Rume mit mindestens einer funglzid wirkeamen Men-
ge eines Tiffiuormethyk-thiophencarbonslureaniiids der Formel 1, 1l oder 11l ent-
haltenden fungiziden Miitels gerniB Anspruch 12 behandeit.
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Trifluormethyi-thiophencarbonaéureanilide und lhre Verwendung ale Fungizide
Zusammenfassung
Die vorilegende Erfindung betrifft

Trfluormethyi-thiophencarbonsiureanillide der aigemeinen Formelin I, Il und i,

Jelh "
n
8 Rt /@
xIﬁ\:’F - { )mgﬂ\; e
Y CF, 87 “cr,
] ' I
(A9
n
N
3&1 [ e
" CF,
' I '

in denen dis Substituenten die {oigende Badeutung haben:

R’.H‘ unabh!nglg voneinander c‘l'ch ka'l crcq'Akmyl. cl'cll"
Alkinyl, C;-C-Alkoxy, wobel diese Gruppen durch Halogen substitulert sein kén-
nen, H, Halogen, Nitro, CN;

R* H, OH, Cy-Ci-Alkyl, Cs-Cy-Cycioaliyl, Ci-C4-Alkoxy, wobel diess Gruppen durch
Halogen substitulert sein kdnnen;

R® Cy-CirAlkyl, Cs~Ciz Cycloalkyl, Co-Ciz-Alkenyl, Cy-Cis Cycloalkenyl, Co-Cie-
Alkinyl, Cy-C1g- Cycloalkyl -C,-Cy-alkyl, wobel dlese Gruppen duroh R" substitutert
sein kdnnen;
Phenyl, Phenyl-Cy-Ce-Alkyl, Pheny-Cy-Co-Alkenyl, Phenyl-C-Cs-Alkinyl, Pheny-
loxy-C1-Cs-Alkyl, Phenylaxy-Ca-Ce-Alkenyl, Phenyloxy-Cx-Ce-Alkinyl,
wobel der Alkyt, Alkenyl- und Akinyl-Tell mit R? und der Phenyiring mit R® substi-
tulert seln kann;
-C{R")=NOR",

X O, S oder direkte Bindung;



WO 2004085419 PCT/EP2004/002933

R* H, Ci-C-Alyl, Cy-Cy- Cycioalkyl, Ci-Co-Alkaxy, Cr-C-Alkanyl, CxCs-Akkinyt, wo-
bel disee Qruppen durch Halogen substitulert sein kdnnen, Halogen, Nitro, CN,
Phenyl, das mit R’ substitulert sein kann, Phenoxy, das mir R' aubstitulert sein
kann, C,-Cs-Akyi-Phenyl, wobel der Alkyhell mit Halogen substitulert sein kann

5 und der Phenyiring mit R' subatituiert asin kann;

R* C-CeAlkyl, Cy-Cy-Cycioalkyl, Cx-Ce-Alkenyl, Cr-Ce-Alkinyl, wobel diese Gruppen
durch Halogen substitulert sein kdnnen,
Phenyl, daa durch R' substitulert sein kann;

R’ Ci-CrAliy, Ci-Cy-Alkoxy, Cy-Cy-Alkanylooy, Cg-Ce-Alkinyloxy, C;-C,-Alkoxy-

10 Cy-Cy-alkoxy, wobel diese Gruppen durch Halogen substituiert sein kdnnen,

Helogen;

R' H, R oder C,-Cir-Alkyl, C5-Ciz-Cycioalkyl, C+-Crr-Alkenyl, Cs-Ci-Cycioalkenyl,
Cx-Ci2-Cycloalikyl-C,-Co-alkyl, wobel diese Gruppan mit Halogen substitufert sein
kinnen;

15 Phenyl, das mit R? substitulert sein kann; '
n 0-4
m 01

sowle die Verwendung der Trifluormethyi-thiophencarboneéureanilide als Funglzide
20 und diese enthaltende Mitsl.



20231
ANILIDAS DEL ACIDO TRIFLUOROMETIL-
TIOFENCARBOXILICO Y SU USO COMO FUNGICIDAS

Descripcién
La presente invencion se refiere a anilidas de dcido trifluorometil-

tiofencarboxilico de las férmulas generales I, IT y III

L RY,
S N (RY)
| II!' X-R? m | Ez X-R?
RY CF, 57 “cF,
| |
(R*Y)
n
XY N
| X-R3
Ry =\ __F
AN m CF,

en las cuales los sustituyentes tienen el siguiente significado:

R R* independientemente el uno del otro, alquilo-C,-C,, cicloalquilo-C;-
Cs, alquenilo-C,-C,, alquinilo-C,-C,, alcoxi-C,-C, - pudiendo esos
grupos estar sustituidos por halégeno -, H, halégeno, nitro, CN;

R? H, OH, alquilo-C,-C,, cicloalquilo-C;-C4, alcoxi-C,-C,, pudiendo
€50s grupos estar sustituidos por halégeno;
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alquilo-C;-C,,, cicloalquilo-C;-C,2, alquenilo-C,-C,,, cicloalquenilo-
Cs-C1a, alquinilo-C,-C,,, cicloalquilo-C;-C,-alquilo-C-C,, pudiendo
esos grupos estar sustituidos por R’;
fenilo, fenilalquilo-C,-Cg, fenilalquenilo-C;-Cs, fenilalquinilo-Cz-Cq,
feniloxi-alquilo-C,-Cs, feniloxi-alquenilo-C,-C4, feniloxi-alquinilo-
C;-C¢, pudiendo el resto alquilo, alquenilo y alquinilo estar
sustituidos por R’ y el anillo fenilo por R%;
-C(R*=NORS;
O, S o enlace directo;
H, alquilo-C,-C,, cicloalquilo-C;-Cs, alcoxi-C,-C4, alquenilo-C>-C,,
alquinilo-C,-C; - pudiendo esos grupos estar sustituidos por
halégeno -, halégeno, nitro, CN, fenilo, que puede estar sustituido
por R, fenoxi, que puede estar sustituido por R, alquil-C;-Cs-fenilo,
pudiendo el resto alquilo estar sustituido por halégeno, y el anillo
fenilo estar sustituido por R';
alquilo-C,-C,, cicloalquilo-C;-C¢, alquenilo-C,-C,, alquinilo-C;-C,,
pudiendo esos grupos estar sustituidos por halégeno,
fenilo, que puede estar sustituido por R;
alquilo-C-C,, alcoxi-C,-Cy, alqueniloxi-C;-Cs, alquiniloxi-C,-Cs,
alcoxi-C,-C,-alcoxi-C-Cy — pudiendo esos grupos estar sustituidos
por halégeno -, halégeno;
H R o alquilo-C,;-C,;, cicloalquilo-C3-C,;, alquenilo-C;-Cy3,
cicloalquenilo-Cs-Cy;, cicloalquil-C;-Cys-alquilo-C;-C,, pudiendo
esos grupos estar sustituidos por halégeno;
fenilo, que puede estar sustituido por R’;

2



n 0-4
m 0, 1.

Ademds, la presente invencién se refiere al empleo de anilidas de
dcido trifluorometiltiofen-carboxilico como fungicidas asi como a los
agentes que las contienen,

De EP-A- 0545099 se conocen derivados de anilidas de 4cido y su
utilizacion para combatir la Botrytis. En esa solicitud no se describen
anilidas de 4cido tiofencarboxilico.

Derivados de anilidas de 4cido tiofencarboxilico se conocen de JP
08092223, JP 092592, IP 092593, JP 01302605, JP 01313402, EP-A
915868 y WO 02/08197.

Los derivados de anilidas de édcido tiofencarboxilico con accién
fungicida que se han descrito no pueden, empero, satisfacer plenamente, en
particular cuando las cantidades que se aplican son bajas. El objetivo de la
presente invencidn era poner a disposicién nuevos derivados de anilidas de
acido tiofencarboxilico con efecto mejorado, en particular cuando las
cantidades que se aplican son bajas.

Sorprendentemente, ahora se hallaron las arriba mencionadas
anilidas de dcido trifluorometil-tionfencarboxilico de las formulas I, II y
I11, que resuelven ese problema.

Las partes moleculares orgdnicas mencionadas en la definicién de los
sustituyentes R' a R® representan — como el significado halégeno —
conceptos colectivos para enumeraciones individuales de los distintos
miembros de los grupos. Todas las cadenas carbonadas, o sea todas los
restos de  alquilo, halogenoalquilo, arilalquilo, alquenilo,

3



halogenoalquenilo, alquinilo y halogenoalquinilo pueden ser rectos o
ramificados. Los sustituyentes halogenados llevan preferentemente uno a
cinco 4tomos de halégeno iguales o diferentes. El significado halégeno
representa en cada caso flior, cloro, bromo o iodo.
Ademds, por ejemplo:

- alquilo-C,-C,y, asi como restos de alquilo-C,-C; en alcoxi-C,-C,

representan: CH;, C;Hs, CH,-C;H;, CH(CH;);, n-butilo, CH(CHj;)-
C,Hs, CH,-CH(CH,); o C(Cﬁ;);;

halogenalquilo-C,-C,4 asi como restos de halogenoalquilo-C,-C4 en
halogenoalcoxi-C,-C; representan un resto de alquilo-C,-C,, tal
como se lo menciona arriba, que esté sustituido parcial o totalmente
por fldor, cloro, bromo y/o iodo, o sea por ejemplo CH,F, CHF,,
CF;, CH,Cl, CH(Cl),, C(Cl),, clorofluorometilo, dicloroflucrometilo,
clorodifluorometilo, 2-ﬂuc.)roetilo, 2-cloroetilo, 2-bromoetilo, 2-
iodoetilo, 2,2-difluoroetilo, 2,2,2-trifluoroetilo, 2-clor-2-fluoroetilo,
2-clor-2,2-difluoroetilo, 2,2-diclor-2-fluoroetilo, 2,22-tricloroetilo,
C;Fs, 2-fluoropropilo, 3-fluoropropilo, 2,2-difluoropropilo, 2,3-
difluoropropilo, 2-cloropropilo, 3-cloropropilo, 2,3-dicloropropilo, 2-
bromopropilo, 3-bromopropilo, 3,3,3-trifluoropropilo, 3,3,3-tri-
cloropropilo, CH-C;Fs, CF2-CoFs, 1-(fluorometil)-2-fluoroetilo, 1-
(clorometil)-2-cloroetilo, 1-(bromoetil)-2-bromoetilo, 4-fluorobutilo,
4-clorobutilo, 4-bromobutilo o nonafluorobutilo;

alquilo-C,-C; asi como restos de alquilo-C;-Cs en alcoxi-C;-Cs,
representan un resto de alquilo-C,-C,, tal como se lo acaba de
mencionar, o por e¢jemplo n-pentilo, 1-metilbutilo, 2-metilbutilo, 3-
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metilbutilo, 2,2-dimetilpropilo, 1-etilpropilo, n-hexilo, 1-1-
dimetilpropilo, 1,2-dimetilpropilo, 1-metilpentilo, 2-metilpentilo,
3.metilpentilo, 4-metilpentilo, 1-1-dimetilbutilo, 1,2-dimetilbutilo, 1-
3-dimetilbutilo, 2,2-dimetilbutilo, 2,3-dimetilbutilo, 3-3-
dimetilbutilo, 1-etilbutilo, 2-etilbutilo, 1,1,2-trimetilpropilo, 1,2,2-
trimetilpropilo, 1-etil-1-metilpropilo o  1-etil-2-metilpropilo,
preferiblemente CH;, C;Hs, CH,-C,H;s, CH(CH;),, n-butilo, C(CH3)s,
n-pentilo, n-hexilo, n-heptilo, n-octilo, n-nonilo, n-decilo, n-undecilo
o n-dodecilo;

- halogenoalquilo-C,-C,;, asi como restos de halogenoalquilo-C;-C; en
halogenoalcoxi-C,-Cs, representan un resto de alquilo-C,-C,; tal
como se acaba de mencionar, sustituido parcial o totalmente por
fldor, cloro, bromo y/o iodo, o sea por ejemplo uno de los restos
mencionados bajo halogenoalquilo-C,-C4 6 S-flior-1-pentilo, 5-
cloro-1-pentilo, 5-bromo-1-pentilo, 5-iodo-1-pentilo, 5,5,5-tricloro-
1-pentilo, undecafluorpentilo, 6-flior-1-hexilo, 6-cloro-1-hexilo, 6-
bromo-1-hexilo,  6-iodo-1-hexilo,  6,6,6-tricloro-1-hexilo o
dodecafluorhexilo;

- alquenilo-C,-C,: restos de hidrocarburo no saturados, de cadena recta
o ramificada con 2 a 4 4tomos de carbono y un enlace doble en una
posicion cualquiera, por ejemplo etenilo, 1-propenilo, 2-propenilo, 1-
metiletenilo, 1-buten-1-ilo, 1-buten-2-ilo, 1-buten-3-ilo, 2-buten-1-
ilo, 1-metil-prop-1-en-1-ilo, 2-metil-prop-1-en-1-ilo, 1-metil-prop-2-
en-1-ilo, 2-metil-prop-2-en-1-ilo;

- alquenilo-C;-C,; asi como restos de alquenilo-C,-C; en alqueniloxi-
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C2-Cy representan alquenilo-C,-C, as{ como: n-penten-l-ilo, n-
penten-2-ilo, n-penten-3-ilo, n-penten-4-ilo, 1-metil-but-1-en-1-ilo,
2-metil-but-1-en-1-ilo, 3-metil-but-1-en-1-ilo, 1-metil-but-2-en-1-ilo,
2-metil-but-2-en-1-ilo, 3-metil-but-2-en-1-ilo, 1-metil-but-3-en-1-ilo,
2-metil-but-3-en-1-ilo, 3-metil-but-3-en-1-ilo, 1,1-dimetil-prop-en-1-
ilo, 1,2-dimetil-prop-1-en-1-ilo, 1-etil-prop-1-en-2-ilo, 1-etil-prop-2-
en-1-ilo, n-hex-1-en-1-ilo, n-hex-2-en-1-ilo, n-hex-3-en-1-ilo, n-hex-
4-en-1-ilo, n-hex-5-en-1-ilo, 1-metil-pemt-1-en-1-ilo, 2-metil-pent-1-
en-1-ilo, 3-metil-pent-1-en-1-ilo, 4-metil-pent-1-en-1-ilo, 1-metil-
pent-2-en-1-ilo, 2-metil-pent-2-en-1-ilo, 3-metil-pent-2-en-1-ilo, 4-
metil-pent-2-en-1-ilo, 1-metil-pent-3-en-1-ilo, 2-metil-pent-3-en-1-
ilo, 3-metil-pent-3-en-1-ilo, 4-metil-pent-3-en-1-ilo, 1-metil-pent-4-
en-1-ilo, 2-metil-pent4-en-1-ilo, 3-metil-pent-4-en-1-ilo, 4-metil-
pent-4-en-1-ilo, 1,!-dimetil-but-2-en-1-ilo, 1,1-dimetil-but-3-en-1-
ilo, 1,2-dimetil-but-1-en-1-ilo, 1,2-dimetil-but-2-en-1-ilo, 1,2-
dimetil-but-3-en-1-ilo, 1,3-dimetil-but-1-en-1-ilo, 1,3-dimetil-but-2-
en-1-ilo, 1,3-dimetil-but-3-en-1-ilo, 2,2-dimetil-but-3-en-1-ilo, 2,3-
dimetil-but-1-en-1-ilo, 2,3-dimetil-but-2-en-1-ilo, 2,3-dimetil-but-3-
en-1-ilo, 3,3-dimetil-but-1-en-1-ilo, 3,3-dimetil-but-2-en-1-ilo, 1-
etil-but-1-en-1-ilo, 1-etil-but-2-en-1-ilo, 1-etil-but-3-en-1-ilo, 2-etil-
but-1-en-1-ilo, 2-etil-but-2-en-1-ilo, 2-etil-but-3-en-1-ilo, 1,2-
trimetil-prop-2-en-1-ilo,  1-etil-1-metil-prop-2-en-1-ilo,  1-etil-2-

metil-prop-1-en-1-ilo 6 1-etil-2-metil-prop-2-en-1-ilo;

- halogenoalquilo-C,-C,: representa restos de hidrocarburo no

saturados, de cadenz recta o ramificados con 2 a 4 atomos de
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carbono y un doble enlace en una posicién cualquiera (como se
indic6 anteriormente),en los cuales en esos grupos los dtomos de
hidrégeno estdn reemplazados parcial o totalmente por atomos
halogenados como los mencionados anteriormente, en particular de
flor, cloro y bromo, o sea por ejemplo 2-cloroalilo, 3-cloroalilo,
2,3-dicloroalilo, 3,3-dicloroalilo, 2,3,3-tricloroalilo, 2,3-diclorobut-2-
enilo, 2-bromalilo, 3-bromalilo, 2,3-dibromalilo, 3,3-dibromalili,
2,3,3-tribromalilo 6 2,3-dibromut-2-enilo;

halogenoalquilo-C,-Cy; asf como restos de halogenalquilo de
halogenalquenoxi-C,;-Cq: representan alquenilo-C,-C;; tal como se lo
mencioné anteriormente, que puede estar sustituido parcial o
totalmente por flor, cloro, bromo y/o iodo, por ejemplo representan
los restos mencionados en halogenalquilo-C,-Cy;

alquinil-C,-C,: grupos de hidrocarburos de cadena recta o
ramificados con 2 a 4 dtomos de carbono y un triple enlace en una
posiciéon cualquiera, por ejemplo etinilo, 1-propinilo, 2-propinilo
(=propargilo), 1-butinilo, 2-butinilo, 3-butinilo y 1-metil-2-propinilo;
alquinilo-C,-C;, asi como restos de alquinilo-C,-C; en alquilinoxi-
C,-Cy representan grupos de hidrocarburos de cadena recta o
ramificados con 2 a 12 dtomos de carbono y un triple enlace en una
posicién cualquiera, por ejemplo: etinilo, propo-1-in-ilo, n-but-1-in-
1-ilo, n-but-1-in-3-ilo, n-but-1-in-4-ilo, n-but-2-in-1-ilo, n-pent-1-in-
1-ilo, n-pent-1-in-3-ilo, n-pent-1-in-4-ilo, n-pent-1-in-5-ilo, n-pent-2-
in-1-ilo, n-pent-2-in-4-ilo, n-pent-2-in-5-ilo, 3-metil-but-1-in-3-ilo,
3-metil-but-1-in-4-ilo, n-hex-1-in-1-ilo, n-hex-1-in-3-ilo, n-hex-1-in-
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4-ilo, n-hex-1-in-5-ilo, n-hex-1-in-6-ilo, n-hex-2-in-1-ilo, n-hex-2-in-
4-ilo, n-hex-1-in-5-ilo, n-hex-1-in-6-ilo, n-hex-3-in-1-ilo, n-hex-1-in-
2-ilo, 3-metil-pent-1-in-1-ilo, 3-metil-pent-1-in-3-ilo, 3-metil-pent-1-
in-4-ilo, 3-metil-pent-1-in-5-ilo, 4-metil-pent-1-in-1-ilo, 4-metil-
pent-2-in-4-ilo, 4-metil-pent-2-in-5-ilo, 3-metil-pent-1-1-ilo,
preferentemente prop-2-in-1-ilo;

halogenoalquinilo-C,-C,: representa restos de hidrocarburos no
saturados, de cadena recta o ramificados con 2 a 4 atomos de
carbono y un enlace triple en una posicién cualquiera (tal como se
mencion6 anteriormente), pudiendo en esos grupos los dtomos de
hidrégeno estar parcial o totalmente reemplazados por &tomos de
halégeno tal como se los menciond anteriormente, en particular por
fldor, cloro o bromo, o sea por ejemplo: 1,1-difluoroprop-2-in-1-ilo,
4-fluorobut-2-in-1-ilo, 4-clorobut-2-in-1-ilo, 1,1-difluorobut-2-in-1-
ilo, 5-fluoropent-3-in-1-ilo 6 6-fluorohex-4-in-1-ilo;
halogenalquinilo-C,-C,; asi como restos de halogenoalquinilo-C,-Cs
en halogenoalquiniloxi-C,-Cs: representan alquinilo-C;-C,,, tal como
se lo mencioné anteriormente, sustituido parcial o totalmente por
fldor, cloro, bromo y/o yodo, por ejemplo representan los restos
mencionados en halogenoalquinilo-C,-Cy;

alcoxi-C,-C,: representa OCH;, OC,H;, OCH,-C;H;, OCH(CH;),, n-
butoxi, OCH(CH;)-C;Hs, OCH;-CH(CH;); 6 C(CHj),,
preferiblemente OCH;, OC;Hs u OCH(CH;);;

halogenoalcoxi-C;-C,: representa un resto de alcoxi-C,;-C,, tal como
se lo mencioné anteriormente, sustituido parcial o totalmente por



fliior, cloro, bromo y/o iodo, o sea por ejemplo: OCH,F, OCHF,,
OCF;, OCH;Cl, OCH(Cl};, OC(Cl);, clorofluorometoxi,
diclorofluorometoxi, clorodfluorometoxi,  2-fluoroetoxi, 2-
cloroetopxi, 2-bromoetoxi, 2-iodoetoxi, 2,2-difluoroetoxi, 2,2,2-
trifluoroetoxi, 2-cloro-2-fluoroetoxi, 2-cloro-2,2-difluoroetoxi, 2,2-
dicloro-2-fluoroetoxi, 2,2,2-tricloroetoxi, OC2FS5, 2-fluoropropoxi,
3-fluoropropoxi, 2,2.difluoropropoxi, 2,3-difluoropropoxi, 3-
cloropropoxi, 3-cloropropoxi, 2,3-dicloropropoxi, 2-bromopropoxi,
3-bromopropoxi, 3,3,3-tricloropropoxi, OCH,-C,Fs, OCF;-C;Fs, 1-
(CH;F)-2-fluoroetoxi, 1-(CH,Cl)-2-cloroetoxi, 1-(CH,Br)-2-
bromoetoxi, 4-fluorobutoxi, 4-clorobutoxi, 4-bromobutoxi o
nonafluorobutoxi, preferiblemente  representa OCHF,, OCF,,
diclorofluorometoxi, clorodifluorometoxi 6 2,2,2-trifluoroetoxi;

- alcoxi-C,-Cg: representa un resto de alcoxi-C,-C;, tal como se lo
menciona anteriormente, como por ejemplo: n-pentoxi, 1-
metilbutoxi, 2-metilbutoxi, 3-metilbutoxi, 2,2-dimetilpropoxi, i-
etilpropoxi, n-henoxi, 1,1-dimetilpropoxi, 1,2-dimetilpropoxi, 1-
metilpentoxi, 2-metilpentoxi, 3-metilpentoxi, 4-metilpentoxi, 1,1-
dimetilbutoxi, 1,2-dimetilbutoxi, 1,3-dimetilbutoxi, 2,2-
dimetilbutoxi, 2,3-dimetilbutoxi, 3,3-dimetilbutoxi, 1-etilbutoxi, 2-
etilbutoxi, 1,1,2-trimetilpropoxi, 1,2,2-trimetilpropoxi, 1-etil-1-
metilpropoxi o 1-etil-2-metilpropoxi, representando preferiblemente
OCH;, OC;H;, OCH;-C;Hs, OCH(CH;),, n-butoxi, OC(CH;);, n-
pentoxi o n-hexoxi;

- halogenoalcoxi-C,-Cs: representa un resto de alcoxi-C,-Cs, tal como
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se lo menciona anteriormente, sustituido parcial o totalmente por
flaor, cloro, bromo y/o iodo, o sea por ejemplo: uno de los restos
mencionados bajo halogenoalcoxi-C,;-C; o 5-flGor-1-pentoxi, 5-
cloro-]-pentoxi, 5-bromo-1-pentoxi, 5-iodo-1-pentoxi, 5,5,5-tricloro-
1-pentoxi, undencafluoropentoxi, 6-flaor-1-hexoxi, 6-cloro-1-hexoxi,
6-bromo-1-hexoxi, 6-iodo-1-hexoxi, 6,6,6-tricloro-1-hexoxi o
dodecafluorohexoxi;

cicloalquilo-C;-C,,: representa ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo,
ciclohexilo, cicloheptilo o ciclooctilo;
cicloalquilo-C;-C,,-alquilo-C;-C, representa alquilo-C,-C,,
sustituido por cicloalquilo-C;-C;,: por ejemplo, ciclopropilmetilo,
ciclobutilmetilo, ciclopentilmetilo, ciclohexilmetilo,
cicloheptilmetilo, ciclooctilmetilo,  2-(ciclopropil)etilo,  2-
(ciclobutil)etilo,  2-(ciclopentil)etilo,  2-(ciclohexil)etilo, 2-
(cicloheptil)etilo, 2-(ciclooctil)etilo, 3-(ciclopropil)propilo, 3-
(ciclobutil)propilo, 3-(ciclopentil)propilo, 3-(ciclohexil)propilo, 3-
(cicloheptil)propilo, 3-(ciclooctil)propilo, 4-(ciclopropil)butilo, 4-
(ciclobutil)butilo, 4-(ciclopentil)butilo, 4-(ciclohexil)butilo, 4-
(cicloheptil)butilo, 4-(ciclooctil)butilo;

fenil-alquilo-C;-Cs: representa alquilo-C,-Cs, sustituido por fenilo,
por ejemplo representando bencilo, 1- 6 2-feniletilo, 1, 2- 6 3-
fenilpropilo;

feniloxi-alquilo-C;-Cs: representa alquilo-C,-Cs, sustituido por
fenoxi, por ejemplo representando fenoximetilo, 1- & 2-fenoxietilo,
1-, 2- 6 3-fenoxipropilo;
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- fenil-alquenilo-C,-Cs: representa alquenilo-C;-Cg, sustituido por

fenilo, por ejemplo representando 1- 6 2-feniletenilo, 1-fenilprop-2-
en-1-ilo, 3-fenil-1-propen-1-ilo, 3-fenil-2-propen-1-ilo, 4-fenil-1-
buten-1-ilo o 4-fenil-2-buten-1-ilo;

fenil-alquinilo-C,-C4: representa alquinilo-C,-Cq, sustituido por
fenilo, por ejemplo representando 1-fenilprop-2-in-1-ilo, 3-fenil-1-
propin-1-ilo, 3-fenil-2-propin-1-ilo, 4-fenil-1-butin-1-ilo 0 4-fenil-2-

butin-1-ilo.

Son preferidas las anilidas de acido trifluorometil-tiofencarboxilico de las

formulas generales I, II y III, en las cuales los sustituyentes tienen el

significado siguiente:

Rl

o

halégeno o alquilo-C,-C,, que puede estar sustituido por halégeno,
siendo especialmente preferidos el flGor, el cloro, el bromo o el
metilo;
H, metilo, OH o metoxi;
alquilo-C,;-C,,, cicloalquilo-C;-C,, alquenilo-C;-C,,, cicloalquenilo-
Cs-Cy2, alquinilo-Cx-Cy3;
pudiendo esos grupos estar sustituidos por halégeno o alquilo-C,-C;;
fenilo, fenilo-alquilo-C,-Cs, pudiendo el anillo de fenilo estar
sustituido por R’, o bien
-C(alquilo-C;-C4)=NO-R%, pudiendo el grupo alquilo-C,-C, estar
sustituido por halégeno;
un enlace directo u O,
siendo especialmente preferido un enlace directo,
y siguiendo particularmente preferido O.
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halégeno, alquilo-C,-C,, alcoxi-C,-C,, pudiendo esos grupos estar
sustituidos por halégeno,

y siendo particularmente preferidos el flior, el cloro, el metilo, el
trifluorometilo o metoxi, el trifluorometoxi, el difluorometilo;

H, alquilo-C,-C,, cicloalquilo-C;-Cs, alcoxi-C,-C4, alquenilo-C,-Cy,
alquinilo-C;-C4 - pudiendo esos grupos estar sustituidos por
haldgeno -, halégeno, nitro, CN, fenilo, que puede estar sustituido
por R!, fenoxi, que puede estar sustituido por R', alquilo-C,-Cs-
fenilo, pudiendo el resto de alquilo estar sustituido por halégeno y el
anillo de fenilo por R';

alquilo-C,-C,, cicloalquilo-C;-C¢, alquenilo-C,-C;, alquinilo-C;-C,,
pudiendo esos grupos estar sustituidos por halégeno,

alquilo-C,-C,, alcoxi-C,-Cs, alqueniloxi-C,-Cs, alquiniloxi-C;-Cq,
alcoxi-C,-C,-alcoxi-C,-Cy - pudiendo esos grupos estar sustituidos
por haldgeno -, halégeno;

H, R’ o alquilo-C,-Cy,, cicloalquilo-C3-Cia, alquenilo-Cz-Cia,
cicloalquenilo-Cs-C,,, cicloalquilo-C;-Cjz-alquilo-C,-C4, pudiendo
esos grupos estar sustituidos por halégeno;

0 — 4, preferiblemente 0,1, preferible de modo especial 0;

0,1, siendo preferible de modo especial 0.

Son especialmente preferidas las anilidas de 4cido trifluorometil-

tiofencarboxilico de las formulas generales Ia, Ib, Ila, IIb, Illa y IIIb
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- S X-R?
oF, XF c:,a lila
la
o
S H/@\_R, (f\ﬁﬁ‘_m s::fLu : “a.R3
\I S cF CF,
CF, 3
b 1ii+]
ib

en las cuales los sustituyentes tienen los significados siguientes:
R’  alquilo-C-Cy,, cicloalquilo-C5-Cia, alquenilo-Cy-Cpa, cicloalquenilo-
Cs-C,3, alquinilo-C,-C2;
pudiendo esos grupos estar sustituidos por halégeno o por alquilo-
Ci-Cy;
fenilo, fenilo-alquilo-C,-Cs, pudiendo el anillo de fenilo estar
sustituido por R>, o bien
-C(alquilo-C,-C4)=NO-R%, pudiendo el grupo alquilo-C;-C, estar
sustituido por halégeno;
X  un enlace directo u O, siendo especialmente preferido el enlace
directo, y siguiendo especialmente preferido O.
En particular, son preferidas con miras a su empleo como fungicidas
o agentes activos para combatir las plagas, los compuestos individuales
enunciados de 1 a 120 en la Tabla que aparece a continuacién, que estin
comprendidos en las férmulas generales Ia, Ib, Ic, Id, Iia, IIb, lic, Iid, ITIa,
IIIb, IMlc y IIId.

13
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Tabla A

N° R’

1 CH,

2 C,H;

3 n-C;H-;

4 i-C;H,y

5 ciclopropilo

6 n-C4H9

7 s-C4H9

8 i-C4-H9

9 t-C4H9

10 n-C5H11

11 i-C5H11

12 Neo-C5H11

13 ciclopentilo

14 n-C6H13

15 ciclohexilo

16 ciclobutilo

17 CH2CH2Cl

18 (CH2)4Cl1

19 2-metoxiet-1-ilo

20 2-etoxiet-1-ilo

21 2-isopropoxiet-1-ilo

22 2-viniloxiet-1-ilo

23 aliloxiet-1-ilo

24 2-trifluorometoxiet-1-ilo
25 prop-2-in-1-ilo

26 But-2-in-1-ilo

27 But-3-in-1-ilo

28 3-cloroprop-2-in-1-ilo
29 bencilo

30 1-naftil-CH2

31 2-naftil-CH2

32 2-fenoxiet-1-ilo

33 2-(2'-clorofenoxi)et-1-ilo
34 2-(3’-clorofenoxi)et-1-ilo
35 2-(4’-clorofenoxi)et-1-ilo
36 2-(3’,5'-diclorofenoxi)et-1-ilo
37 2-(2’-cianofenoxi)et-1-ilo
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N° R’

38 2-(3’-cianofenoxi)et-1-ilo

39 2-(4’-cianofenoxi)et-1-ilo

40 2-(2’-metilfenoxi)et-1-ilo

41 2-(3’-metilfenoxi)et-1-ilo

42 2-(4’-metilfenoxi)et-1-ilo

43 2-(3’-t-butilfenoxi)et-1-ilo

44 2-(4’-t-butilfenoxi)et-1-ilo

45 2-(2’-nitrofenoxi)et-1-ilo

46 2-(3’-nitrofenoxi)et-1-ilo

47 2-(4’-nitrofenoxi)et-1-ilo

48 2-(2’-metoxifenoxi)et-1-ilo

49 2-(3’-metoxifenoxi)et-1-ilo

50 2-(4’-metoxifenoxi)et-1-ilo

51 2-(2’-trifluorometilfenoxi)et-1-ilo
52 2-(3’-trifluorometilfenoxi)et- 1-ilo
53 2-(4-trifluorometilfenoxi)et-1-ilo
54 2-fenilet-1-ilo

55 2-(2’-clorofenil)et-1-ilo

56 2-(3’-clorofenil)et-1-ilo

57 2-(4’-clorofenil)et-1-ilo

58 2-(3’,5’-diclorofenil)et-1-ilo
59 2-(2’-cianofenil)et-1-ilo

60 2-(3’-cianofenil)et-1-ilo

61 2-(4’-cianofenil)et-1-ilo

62 2-(2’-metilfenil)et-1-ilo

63 2-(3’-metilfenil)et-1-ilo

64 2-(4’-metilfenil)et-1-ilo

65 2-(2’-metoxifenil)et-1-ilo

66 2-(3’-metoxifenil)et-1-ilo

67 2-(4’-metoxifenil Jet-1-ilo

68 2-(2'-trifluorometilfenil)et-1-ilo
69 2-(3’-trifluorometilfenil)et-1-ilo
70 2-(4’-trifluorometilfenil)et-1-ilo
71 C6H5

72 2-F-C6H4

73 3-F-C6H4

74 4-F-C6H4

75 2,3-F2-C6H3

76 2,4-F2-C6H3

15
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N° R’

77 2,5-F2-C6H3
78 2,6-F2-C6H3
79 3,4-F2-C6H3
80 3,5-F2-C6H3
81 2-Cl-C6H4

82 3-C1-C6H4

83 4-Cl-C6H4

84 2,3-C12-C6H3
85 2,4-VI2-C6H3
86 2,5-C12-C6H3
87 2,6-C12-C6H3
88 3,4-CI2-C6H3
89 3,5-C12-C6H3
90 2,3,4-C13-C6H2
91 2,3,5-C13-C6H2
92 2,3,6-C13-C6H2
93 2,4,5-C13-C6H2
94 2,4,6-CI3-C6H2
95 3,4,5-CI13-C6H2
96 2-Br-C6H4

97 3-Br-C6H4

98 4-Br-C6H4

99 2,3-Br2-C6H3
100 2,4-Br2-C6H3
101 2,5-Br2-C6H3
102 2,6-Br2-C6H3
103 3,4-Br2-C6H3
104 3,5-Br2-C6H3
105 2-F, 3-C1-C6H3
106 2-F, 4-C1-C6H3
107 2-F, 5-C1-C6H3
108 2-F, 3-Br-C6H3
109 2-F, 4-Br-C6H3
110 2-F, 5-Br-C¢H;
111 2-Cl-3-Br-C¢H;
112 2-Cl-4-Br-C¢H;
113 2-Cl-5-Br-C¢H;
114 3-F-4-C1-C¢H;,

115

3-F-5-CI-CgH,
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N° R’

116 3-F, 6-C1-C¢H;
117 3-F, 4-Br-C¢H;
118 3-F, 5-Br-C¢H;
119 3-F, 6-BI'-C5H3
120 3-Cl, 4-Br-C¢H,
121 3-C1-5-Br-C¢H;
122 3-Cl-6-Br-C¢H,
123 4-F, 5-CI-C¢H;
124 4-F, 6-C1-C¢H;
125 4-F, 5-Br-C¢H,
126 4-F, 6-Br-C¢H,
127 4-Cl, 5-Br-C¢H,
128 5-F, 6-CI-C¢H,
129 5-F, 6-Br-C¢H;
130 5-Cl, 6-Br-C¢H,
131 3-Br, 4-Cl, 5-Br-C¢Ha
132 2-CN-CgH,

133 3-CN-CgH,

134 4-CN-C¢H,

135 2-NO»-C¢H,

136 3-NO,-C¢H,

137 4-NO,-CeH,

138 2-CH;3-CgH,4

139 3-CH;-C¢H,

140 4-CH;-C¢H,

141 2,3<(CH;3),-CeH;
142 2,4-(CH;),-CcH,
143 2,5-(CH; ),-C¢H;
144 2,6-(CH;),-C¢H;
145 3,4-(CH;),-CsH;
146 3,5-(CH;),-CsH;
147 2-C,Hs-CeHy
148 3-C,Hs-CsH,
149 4-C,Hs-C¢H,
150 2-i-C;H7-CeH,
151 3-i-C;H-CeH,
152 4-1-C;H-CeHy
153 3-ter-C Hy-CsH,4
154 4-ter-C4Hys-CeH,4

17



>J

N° R’

155 2-vinil-CgHa

156 3-vinil-CgHl

157 4-vinil-qu

158 2-alil-C¢H,

159 3-alil-CcH,

160 4-alil-CeH,

161 2-CgHy-CeH,

162 3-C¢Hs-CeHy

163 4-C§Hg-C5H4

164 3-CH3-5-tBI'-C4H9-C§H3
165 2-OH-CgH,

166 3-0H-C5_H4

167 4-0H-C§H4

168 2-OCH;-CeH,

169 3'0CHtg§H4

170 4-OCH, CoH,

171 2,3-(OCH;),-C¢H,
172 2,4-(OCH;3),-C¢Hs
173 2,5-(OCH,),-CgH,
174 3,4-(OCH;);-CsH,
175 3,5-(0OCH,),-C¢Hs
176 3,4,5-(0OCH;);-CeH,
177 2-OC;Hs-CgHy
178 3-OC;Hy-CHy
179 4-OC,Hs-C¢H,

180 2-0—(1'1-C;H7)-C§_H4
181 3-0-(n-C;Hy)-CeH,
182 4-0-(n-C;H,) CeH,
183 2-0-(i-C3H,)-C¢H,
184 3-0(i-C3Hy)-CHl
185 4-0-(i-C§H1)-C§H4
186 4-0-(n-C4H,)-C¢H,
187 3-0-(t-CoHy)-CHls
188 4-O-(t-C4Ha)-CeHl,
189 2-O-alil-C¢H,

190 3-0-alil-C¢H,4

191 4-O-alil-C¢H,

192 2-CFi6H4

193 3-CF;-C¢H,
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N° R’

194 4-CF;-C¢H,

195 2-acetil-CgH,

196 3-acetil-CsHy

197 4-acetil-CsHy

198 2-metoxicarbonil-C¢H,

199 3-metoxicarbonil-C¢H,

200 4-metoxicarbonil-CsH,

201 2-aminocarbonil-CsH,

202 3-aminocarbonil-C¢H,

203 4-aminocarbonil-C¢H,

204 2-dimetilaminocarbonil-CgH,
205 3-dimetilaminocarbonil-CgH,
206 4-dimetilaminocarbonil-C¢H,
207 2-(N-metilaminocarbonil)-CsH,
208 3-(N-metilaminocarbonil)-CsH,
209 4-(N-metilaminocarbonil)-C¢H,
210 2-H,N-C¢H,

211 3-H,N-CeH,

212 4-H,N-C¢H,

213 2-aminotiocarbonil-C¢Hj

214 3-aminotiocarbonil-C¢H,

215 4-aminotiocarbonil-CsH,

216 2-metoxiiminometil-CgH,

217 3-metoxiiminometil-CgH,

218 4-metoxiiminometil-C¢H,

219 3,4-metilendioxi-C¢Hj

220 3,4-difluorometilendioxi-C¢Hy
221 2,3-metilendioxi-C¢Hj;

222 2-(1’-metoxiiminoet-1’-il)-C¢H,
223 3-(1’-metoxiiminoet-1°-il)}-CsH,
224 4-(1’-metoxiiminoet-1’-il)-C¢H,
225 2-SCH;-C¢H,

226 3-SCH;-C¢H,

227 4-SCH;-C¢H,

228 2-S0O,CH,-C¢H,

229 3-S0,CH;-CgH,

230 4-SO,CH;-CgH,

231 2-OCF,-C¢H,

232 3-OCF,;-CgH,
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EXa

N° R’

233 4-OCF;-C¢H,

234 2-OCHF,-C¢H,

235 3-OCHF;-CeH,

236 4-OCHF,-C¢H,

237 3-CF;, 4-OCF;-C¢H,

238 2-NHCH;-C¢H,

239 3-NHCH;-C¢H,4

240 4-NHCH;-C¢H,

241 2-N(CHj3),-C¢H,

242 3-N(CH,),-C¢H,

243 4-N(CH;),-C¢H,

244 2-etoxicarbonil-CeH,

245 3-etoxicarbonil-CgH,

246 4-etoxicarbonil-C¢H,

247 2-CH,CH,F-C¢H,

248 3-CH,CH,F-C¢H,

249 4-CH,CH,F-C¢H,

250 2-CH,CF;-CgH,4

251 3-CH,CF;-C¢H,

252 4-CH,CF;-C¢H,

253 2-CF,CHF,-C¢H,

254 3-CF,CHF,-C¢H,

255 4-CF,CHF;-C¢H,

256 2-CHF,-C¢H,

257 3-CHF,-C¢H,

258 4-CHF-CgH,4

259 2-(1’-oxo-n-prop-1-il)-C¢Hj
260 3-(1’-oxo-n-prop-1-il}-CsH,
261 4-(1’-0xo0-n-prop-1-il)-CgH,
262 2-(1’-oxo-iso-prop-1-il)}-CsH,
263 3-(1'-oxo-iso-prop-1-il)-CsH,
264 4-(1’-oxo-iso-prop-1-il)-CsH,
265 3-ciclopropil-C¢H,

266 4-ciclopropil-CsH,

267 4-ciclohexil-CsHy

268 -C=CH

269 -C=C-Cl

270 -C=C-Br

271 -C=C-CH;
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N° R’

273 -C= C-C¢H;s

274 -C=C[2-CI-C¢H,]

275 -C=C -[4-C]-CcH,]

276 -C=C-[2,4-Cl,-C¢H;]

277 -C=C-[2-CH;3-C¢H,)

278 -C=C-[4-CH;-Cl,]

279 -C=C-[2,4-(CH;),-C¢H;]
280 -C=C-[2-Cl, 4CH;3-C¢H;]
281 -C=C-[2-CHj, 4-CI-C¢H;]
282 -C=C-[3-CF;-CsHq]

283 -C=C-[3-C1-5-CF;-C¢H;]
284 -C=C —{2-OCH;-C¢H,]
285 -C=C-[4-OCH;-C¢H,]
286 -C=C[2,4-(OCH;),-CcH3]
287 -C=C[2-C1-4-OCH;-CsH;]
288 -C=C[2-OCH,, 4-C!-C¢Hj]
289 -C=C-[3-OCHF,- CsH,]
290 -C=C-[3-Cl, 5-OCHF,-C¢H;]
291 ciclopentilo

292 1-CHj-ciclopentilo

293 2-CH;-ciclopentilo

294 3-CH;-ciclopentilo

295 2,3-(CH;),-ciclopentilo
296 1-Cl-ciclopentilo

297 2-Cl-ciclopentilo

298 3-Cl-ciclopentilo

299 2-CHj;, 3-Cl-ciclopentilo
300 2,3-Cl,-ciclopentilo

301 ciclohexilo

302 1-CHj-ciclohexilo

303 2-CH,-ciclohexilo

304 3-CH,-ciclohexilo

305 2,3-(CH,),-ciclohexilo
306 3,3-(CHj),-ciclohexilo
307 1-Cl-ciclohexilo

308 2-Cl-ciclohexilo

309 3-Cl-ciclohexilo

310 2-CH;, 3-Cl-ciclohexilo
311 2,3-Cl,-ciclohexilo
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N° R’

312 CH,-C=C-H

313 CH,-C=C-Cl

314 CH,-C=C-Br

315 CH,-C=C-J

316 CH,-C=C-CH;

317 CH,-C=C- CH, CH;
318 CH; CH;-C=C-H

319 CH, CH,-C=C-CI

320 CH; CH;-C=C-Br

321 CH, CH,-C=C-J

322 CH, CH,-C=C- CH;
323 CH; CH, CH,-C=C-H
324 CH, CH; CH,-C=C-Cl
325 CH; CH; CH,-C=C-Br
326 CH, CH; CH,-C=C-J
327 CH, CH, CH,-C=C- CH,
328 CH( CH,;)-C=C-H

329 CH( CH,)-C=C-Cl
330 CH( CH;)-C=C-Br
331 CH( CH;) -C=C-J

332 CH( CH;) -C=C- CH;
333 C=C-[4-F-C¢H,]

334 n-heptilo

335 n-octilo

336 vinilo

337 1-metilvinilo

338 2-metilvinilo

339 alilo

340 2-metilalilo

341 2-etilalilo

342 1-metilalilo

343 1-etilalilo

344 1-metil-2-butenilo

345 1-etil-2-butenilo

346 1-isopropil-2-butenilo
347 1-n-butil-2-butenilo
348 1-metil-2-pentilo

349 1,4-dimetil-2-pentenilo
350 propargilo
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N° R’

351 2-butinilo

352 3-butinilo

353 2-ciclopentenilo

354 1-ciclopentenilo

355 1-ciclohexenilo

356 2-ciclohexenilo

357 -CH,F

358 -CHF,

359 -CF;

360 -CH,-CHF,

361 -CH,-CF;

362 -CHF-CF;

363 -CF,-CHF,

364 -CF,-CF;

365 CH,-CF,-CHF,

366 CH,-CF,-CF;

367 CF,-CF,-CF;

368 -CF,-CHF-CF;

369 -CH2(CF;),-CF;

370 -CF,(CF;),-CF,

37 -CHy(CHF,),-CF;

372 -CF,(CF,);-CF;

373 -CF2-CF; Ometilo

374 -CF;-CFZ Oetilo

375 -CF,-CF; O-n-propilo
376 -CF2-CF;0-n-butilo
377 -CF,-(CF;);0metilo
378 -CF,-(CF;),0etilo

379 -CF3-(CF;),0-n-propilo
380 -CF;-(CF;),0-n-butilo
381 (CF;)2-0-(CF;),0Ometilo
382 (CF2),-0-(CF,),0etilo
383 (CF3)»-O-(CF,),0-n-propilo
384 (CF3),-O-(CF3),0-n-butilo
385 -CH,-CHCl,

386 -CH,-CCl,

387 -CCl,-CHCI,

388 -CH;-CFCl;

389 -CH,-CCIF,
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N° R’

390 ~CHz-CC1,-CCl,

391 -CH;-CF,-CHF-CF,-CCIF,
Tabla 1:

Compuestos de la formula general Ia:

0
§ N
\ ! H X-R®
CF,

=~

en la que X es un enlace directo y R3 presenta un significado indicado en la
Tabla A.
Tabla 2:
Compuestos de la formula general Ia, en la que X representa O
y R? presenta un significado indicado en la Tabla A.
N Tabla 3:

Compuestos de la formula general Ib:

(\sjgﬂ/@x"‘a
CF,

Ib

en la que X es un enlace directo y R? presenta un significado indicado en la
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Tabla A. Tabla 4:
Compuestos de la formula general Ib, en la que X representa O y R®

presenta un significado indicado en la Tabla A.

Tabla 5:
Compuestos de la formula general Ila:

4 N’ ;
ng;H X-R®

en la que X es un enlace directo y R® presenta un significado indicado en la
Tabla A.
Tabla 6:

¢
Compuestos de la formula general Ila, en la que X representa O y R

presenta un significado indicado en la Tabla A.
* Tabla 7:
Compuestos de la formula general IIb:

@)
(fnﬂx-ﬂ’
ST ¢r,

Hb

en la que X es un enlace directo y R® presenta un significado indicado en la
25



Tabla A.
Tabla 8:
Compuestos de la formula general IIb, en la que X representa O y R’
presenta un significado indicado en la Tabla A.
Tabla 9:
Compuestos de la formula general I1la:

e
Q)\H X-R®
CF,

en la que X es un enlace directo y R? presenta un significado indicado en la
Tabla A.
Tabla 10:

Compuestos de la formula general Ila, en la que X represente O y R?
presenta un significado indicado en la Tabla A.
Tabla 11:

Compuestos de la formula general IITb:

PN
l'.:F3

llib

en la que X es un enlace directo y R® presenta un significado indicado en la
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Tabla A.
Tabla 12:
Compuestos de la formula general IIIb, en la que X representa O y
R? presenta un significado indicado en la Tabla A.
Tabla 13:

Compuestos de la formuia general Ic:

en Ia que R' representa H, R' representa metilo y X representa un enlace
directo y R® presenta un significado indicado en la Tabla A.
Tabla 14:

Compuestos de la formula general Ic, en la que R! representa H, R"
representa fliior, X es un enlace directo y R® presenta un significado
indicado en la Tabla A.

Tabla 15:

Compuestos de la formula general Ic, en la que R' representa H, R"
representa cloro, X es un enlace directo y R® presenta un significado
indicado en la Tabla A.

Tabla 16:

Compuestos de la formula general Ic, en la que R' representa metilo,

R" representa H, y X representa un enlace directo y R’ presenta un

27



significado indicado en la Tabla A.
Tabla 17:

Compuestos de la formula general Ic, en la que R' representa metilo,
R" representa metilo, X representa un enlace directo y R® presenta un
significado indicado en la Tabla A.
Tabla 18:

Compuestos de la formula general Ic, en la que R' representa metilo,
R" representa fltior, X representa un enlace directo y R’ presenta un
significado indicado en la Tabla A.
Tabla 19:

Compuestos de la formula general Ic, en la que R' representa metilo,
R" representa H, X representa un enlace directo y R’ presenta un
significado indicado en la Tabla A.
Tabla 20:

Compuestos de la formula general Ic, en la que R' representa fltor,
R" representa H, X representa un enlace directo y R® presenta un
significado indicado en la Tabla A.
Tabla 21:

Compuestos de la formula general Ic, en la que R' representa fluor,
R" representa metilo, X representa un enlace directo y R* presenta un
significado indicado en la Tabla A.
Tabla 22:

Compuestos de la formula general Ic, en la que R! representa flior,
RY representa flior, X representa un enlace directo y R® presenta un

significado indicado en la Tabla A.
28
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Tabla 23:

Compuestos de la formula general Ic, en la que R' representa flior,
R" representa cloro, X representa un enlace directo y R presenta un
significado indicado en la Tabla A.
Tabla 24:

Compuestos de la formula general Ic, en la que R' representa cloro,
R" representa H, X representa un enlace directo y R’ presenta un
significado indicado en la Tabla A.
Tabla 25:

Compuestos de la formula general Ic, en la que R' representa cloro,
RY representa metilo, X representa un enlace directo y R’ presenta un
significado indicado en la Tabla A.
Tabla 26:

Compuestos de la formula general Ic, en la que R’ representa cloro,
R" representa flior, X representa un enlace directo y R’ presenta un
significado indicado en la Tabla A.
Tabla 27:

Compuestos de la formula general Ic, en la que R' representa cloro,
R" representa cloro, X representa un enlace directo y R’ presenta un
significado indicado en la Tabla A.
Tabla 28:

Compuestos de la formula general Ic, en la que R' representa H, R"
representa metilo, X representa O y R® presenta un significado indicado en
la Tabla A.

Tabla 29:
29



Compuestos de la formula general Ic, en la que R' representa H, R"
representa flGor, X representa O y R’ presenta un significado indicado en la
Tabla A.

Tabla 30:

Compuestos de la formula general Ic, en la que R representa H, R"
representa cloro, X representa O y R presenta un significado indicado en la
Tabla A.

Tabla 31:

Compuestos de la formula general Ic, en la que R' representa metilo,
R" representa H, X representa O y R? presenta un significado indicado en
la Tabla A.

Tabla 32:

Compuestos de la formula general Ic, en la que R’ representa metilo,
R" representa metilo, X representa O y R? presenta un significado indicado
en la Tabla A.

Tabla 33:

Compuestos de la formula general Ic, en la que R' representa metilo,
R" representa fliior, X representa O y R® presenta un significado indicado
en la Tabla A.

Tabla 34:

Compuestos de la formula general Ic, en la que R' representa metilo,
R" representa cloro, X representa O y R’ presenta un significado indicado
en la Tabla A.

Tabla 35:

Compuestos de la formula general Ic, en la que R! representa fliior,
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R" representa H, X representa O y R® presenta un significado indicado en
la Tabla A.
Tabla 36:

Compuestos de la formula general Ic, en la que R' representa fltor,
R" representa metilo, X representa O y R® presenta un significado indicado
en la Tabla A.
Tabla 37:

Compuestos de la formula general Ic, en la que R' representa flior,
R representa flior, X representa O y R® presenta un significado indicado
en la Tabla A.
Tabla 38:

Compuestos de la formula general Ic, en la que R' representa fltor,
R" representa cloro, X representa O y R? presenta un significado indicado
en la Tabla A.
Tabla 39:

Compuestos de la formula general Ic, en la que R' representa cloro,
R" representa H, X representa O y R® presenta un significado indicado en
la Tabla A.
Tabla 40:

Compuestos de la formula general Ic, en la que R! representa cloro,
R" representa metilo, X representa O y R? presenta un significado indicado
en la Tabla A.
Tabla 41:

Compuestos de la formula general Ic, en la que R' representa cloro,
RY representa fltior, X representa O y R® presenta un significado indicado
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en la Tabla A.
Tabla 42:

Compuestos de la formula general Ic, en la que R' representa cloro,
R" representa cloro, X representa O y R’ presenta un significado indicado
en la Tabla A.
Tabla 43:

Compuestos de la formula general Ilc

lic

en la que R' representa H, R" representa metilo, X representa un enlace
directo y R® presenta un significado indicado en la Tabla A.
Tabla 44:

Compuestos de la formula general IIc, en la que R' representa H, R"
representa flior, X es un enlace directo y R® presenta un significado
indicado en 1a Tabla A.

Tabla 45:

Compuestos de la formula general Ilc, en la que R’ representa H, R"
representa cloro, X representa un enlace directo y R’ presenta un
significado indicado en la Tabla A.

Tabla 46:
Compuestos de la formula general IIc, en la que R' representa metilo,
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R" representa H, X representa un enlace directo y R® presenta un
significado indicado en la Tabla A.
Tabla 47:

Compuestos de la formula general Iic, en la que R' representa metilo,
R" representa metilo, X representa un enlace directo y R presenta un
significado indicado en la Tabla A.
Tabla 48:

Compuestos de la formula general Ic, en la que R representa metilo,
R" representa fliior, X representa un enlace directo y R® presenta un
significado indicado en la Tabla A.
Tabla 49:

Compuestos de la férmula general Ilc, en la que R’ representa metilo,
R" representa cloro, X representa un enlace directo y R® presenta un
significado indicado en la Tabla A.
Tabla 50:

Compuestos de la formula general Ilc, en la que R' representa fltor,
R" representa H, X representa un enlace directo y R’ presenta un
significado indicado en la Tabla A.
Tabla 51:

Compuestos de la férmula general Iic, en la que R’ representa fltior,
R" representa metilo, X representa un enlace directo y R* presenta un
significado indicado en la Tabla A,
Tabla 52;

Compuestos de la férmula general Ilc, en la que R' representa fliior,

R" representa fliior, X representa un enlace directo y R’ presenta un
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significado indicado en la Tabla A.
Tabla 53:

Compuestos de la férmula general Ilc, en la que R' representa flior,
R" representa cloro, X representa un enlace directo y R’ presenta un
significado indicado en la Tabla A.
Tabla 54:

Compuestos de la férmula general Ilc, en la que R' representa cloro,
R" representa H, X representa un enlace directo y R’ presenta un
significado indicado en Ia Tabla A.
Tabla 55:

Compuestos de la formula general IIc, en la que R' representa cloro,
R" representa metilo, X representa un enlace directo y R’ presenta un
significado indicado en la Tabla A.
Tabla 56:

Compuestos de la formula general Ilc, en la que R' representa cloro,
R" representa flior, X representa un enlace directo y R’ presenta un
significado indicado en la Tabla A.
Tabla 57:

Compuestos de la férmula general IIc, en la que R' representa cloro,
R" representa cloro, X representa un enlace directo y R’ presenta un
significado indicado en la Tabla A.
Tabla 58:

Compuestos de la férmula general Ilc, en la que R! representa H, R"
representa metilo, X representa O y R* presenta un significado indicado en
la Tabla A.



Tabla 59:

Compuestos de la formula general Ilc, en la que R' representa H, R"
representa fliior, X representa O y R’ presenta un significado indicado en la
Tabla A.

Tabla 60:

Compuestos de la formula general Ilc, en la que R' representa H, R"
representa cloro, X representa O y R’ presenta un significado indicado en la
Tabla A.

Tabla 61:

Compuestos de la formula general Ilc, en la que R' representa metilo,
R" representa H, X representa O y R presenta un significado indicado en
la Tabla A.

Tabla 62:

Compuestos de la férmula general IIc, en la que R' representa metilo,
R" representa metilo, X representa O y R® presenta un significado indicado
en la Tabla A.

Tabla 63:

Compuestos de la formula general Ilc, en la que R' representa metilo,
R" representa fliior, X representa O y R® presenta un significado indicado
en la Tabla A.

Tabla 64:

Compuestos de la formula general Ic, en la que R' representa metilo,
R" representa cloro, X representa O y R? presenta un significado indicado
en la Tabla A,

Tabla 65:
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Compuestos de la férmula general Ilc, en la que R' representa fltor,
R" representa H, X representa O y R® presenta un significado indicado en
la Tabla A.
Tabla 66:

Compuestos de la férmula general IIc, en la que R’ representa fldor,
R representa metilo, X representa O y R? presenta un significado indicado
en la Tabla A.
Tabla 67:

Compuestos de la férmula general Ilc, en la que R' representa fltior,
R" representa fliior, X representa O y R’ presenta un significado indicado
en la Tabla A.
Tabla 68:

Compuestos de la férmula general 1lc, en la que R' representa flior,
R" representa cloro, X representa O y R® presenta un significado indicado
en la Tabla A.
Tabla 69:

Compuestos de la férmula general Ilc, en la que R' representa cloro,
R" representa H, X representa O y R’ presenta un significado indicado en
la Tabla A.
Tabla 70:

Compuestos de la formula general Ilc, en la que R' representa cloro,
R" representa metilo, X representa O y R® presenta un significado indicado
en la Tabla A.
Tabla 71:

Compuestos de la férmula general Ilc, en la que R' representa cloro,
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R" representa fltior, X representa O y R’ presenta un significado indicado
en la Tabla A.
Tabla 72:

' Compuestos de la formula general Ilc, en la que R’ representa cloro,
R" representa cloro, X representa O y R? presenta un significado indicado
en la Tabla A.

Tabla 73:

Compuestos de la férmula general I1lc,

R1

s ] N
R CF,

X-R®

ilc

en la que R' representa H, R" representa metilo, X representa un enlace
directo y R’ presenta un significado indicado en la Tabla A.
Tabla 74:

Compuestos de la formula general IlIc, en la que R' representa H, R"
representa flior, X es un enlace directo y R’ presenta un significado
indicado en la Tabla A.

Tabla 75:

Compuestos de la formula general Illc, en la que R' representa H, R"
representa cloro, X representa un enlace directo y R’ presenta un
significado indicado en la Tabla A.

Tabla 76:
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Compuestos de la férmula general Ilic, en la que R' representa
metilo, R" representa H, X representa un enlace directo y R® presenta un
significado indicado en la Tabla A.

Tabla 77:

Compuestos de la formula general Illc, en la que R' representa
metilo, R" representa metilo, X representa un enlace directo y R’ presenta
un significado indicado en la Tabla A.

Tabla 78:

Compuestos de la formula general Illc, en la que R' representa
metilo, R" representa fltor, X representa un enlace directo y R? presenta un
significado indicado en la Tabla A.

Tabla 79:

Compuestos de la férmula general Illc, en la que R' representa
metilo, R' representa cloro, X representa un enlace directo y R® presenta
un significado indicado en la Tabla A.

Tabla 80:

Compuestos de la férmula general IIc, en la que R’ representa fliior,
R" representa H, X representa un enlace directo y R’ presenta un
significado indicado en la Tabla A.

Tabla 81:

Compuestos de la férmula general ITIc, en la que R' representa flior,
R" representa metilo, X representa un enlace directo y R® presenta un
significado indicado en la Tabla A.

Tabla 82:

Compuestos de la férmula general Illc, en la que R' representa fliior,
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R" representa fltior, X representa un enlace directo y R® presenta un
significado indicado en la Tabla A.
Tabla 83:

Compuestos de la formula general Ilic, en Ia que R' representa flior,
R" representa cloro, X representa un enlace directo y R® presenta un
significado indicado en la Tabla A.
Tabla 84:

Compuestos de la formula general Illc, en la que R' representa cloro,
R" representa H, X representa un enlace directo y R® presenta un
significado indicado en la Tabla A.
Tabla 85:

Compuestos de la formula general Ilic, en la que R' representa cloro,
R" representa metilo, X representa un enlace directo y R® presenta un
significado indicado en la Tabla A.
Tabla 86:

Compuestos de la formula general Ilic, en la que R' representa cloro,
R" representa flior, X representa un enlace directo y R® presenta un
significado indicado en la Tabla A.
Tabla 87:

Compuestos de la férmula general Illc, en la que R' representa cloro,
R" representa cloro, X representa un enlace directo y R’ presenta un
significado indicado en la Tabla A.
Tabla 88:

Compuestos de la formula general Illc, en la que R’ representa H, R"

representa metilo, X representa O y R? presenta un significado indicado en
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la Tabla A.
Tabla 89:

Compuestos de la formula general IfIc, en la que R! representa H, R"
representa fliior, X representa O y R? presenta un significado indicado en la
Tabla A.

Tabla 90:

Compuestos de la férmula general IlIc, en la que R' representa H, R"
representa cloro, X representa O y R presenta un significado indicado en la
Tabla A.

Tabla 91:

Compuestos de la formula general Illc, en la que R' representa
metilo, R"" representa H, X representa O y R’ presenta un significado
indicado en la Tabla A.

Tabla 92:

Compuestos de la formula general Ilic, en la que R' representa
metilo, R" representa metilo, X representa O y R® presenta un significado
indicado en la Tabla A.

Tabla 93:

Compuestos de la férmula general Illc, en la que R' representa
metilo, R' representa fltior, X representa O y R® presenta un significado
indicado en la Tabla A.

Tabla 94

Compuestos de la formula general Illc, en la que R' representa
metilo, R" representa cloro, X representa O y R® presenta un significado
indicado en la Tabla A.



Tabla 95:

Compuestos de la formula general IlIc, en la que R representa flior,
R" representa H, X representa O y R’ presenta un significado indicado en
la Tabla A.
Tabla 96:

Compuestos de la férmula general Ilic, en la que R' representa fldor,
R" representa metilo, X representa O y R? presenta un significado indicado
en la Tabla A,
Tabla 97:

Compuestos de la formula general Illc, en la que R' representa fltior,
R" representa fltior, X representa O y R’ presenta un significado indicado
en la Tabla A.
Tabla 98:

Compuestos de la férmula general Illc, en la que R representa flior,
R" representa cloro, X representa O y R? presenta un significado indicado
en la Tabla A.
Tabla 99:

Compuestos de la férmula general ITIc, en la que R' representa cloro,
R" representa H, X representa O y R’ presenta un significado indicado en
la Tabla A.
Tabla 100:

Compuestos de la fdrmula general Illc, en la que R’ representa cloro,
R" representa metilo, X representa O y R? presenta un significado indicado
en la Tabla A.

Tabla 101:
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Compuestos de la formula general Ilic, en la que R' representa cloro,
R representa fliior, X representa O y R’ presenta un significado indicado
en la Tabla A.
Tabla 102:

Compuestos de la férmula general Illc, en la que R' representa cloro,
R representa cloro, X representa O y R* presenta un significado indicado
en la Tabla A.
Tabla 103:

Compuestos de la formula generat 1d

S N
\_ R XR
CF,

id

en la que R? representa metilo, X representa un enlace directo y R}
presenta un significado indicado en la Tabla A.
Tabla 104:

Compuestos de la férmula general Id, en la que R? representa OH, X
representa un enlace directo y R’ presenta un significado indicado en la
Tabla A.

Tabla 105:

Compuestos de la férmula general Id, en la que R? representa metoxi,

X representa un enlace directo y R’ presenta un significado indicado en la

Tabla A.
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Tabla 106:

Compuestos de la férmula general Id, en la que R? representa metilo,
X representa O y R’ presenta un significado indicado en la Tabla A.
Tabla 107:

Compuestos de la férmula general Id, en la que R? representa OH, X
representa O y R? presenta un significado indicado en la Tabla A.
Tabla 108:

Compuestos de la férmula general Id, en la que R? representa metoxi,
X representa O y R? presenta un significado indicado en la Tabla A.
Tabla 109:

Compuestos de la férmula general IId

O
o
SN\gr R xR

lid

en la que R? representa metilo, X representa un enlace directo y R® presenta
un significado indicado en la Tabla A.
Tabla 110:

Compuestos de la férmula general IId, en la que R? representa OH, X
representa un enlace directo y R’ presenta un significado indicado en la
Tabla A.

Tabla 111:

Compuestos de la férmula general IId, en la que R? representa
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o/

metoxi, X representa un enlace directo y R? presenta un significado
indicado en la Tabla A.
Tabla 112:

Compuestos de la férmula general Ild, en la que R? representa
metilo, X representa O y R’ presenta un significado indicado en la Tabla A.
Tabla 113:

Compuestos de la férmula general IId, en la que R? representa OH, X
representa O y R’ presenta un significado indicado en la Tabla A.

Tabla 114:

Compuestos de la férmula general IId, en la que R? representa
metoxi, X representa O y R? presenta un significado indicado en la Tabla
A.

Tabla 115:
Compuestos de la formula general I11d

@2

X-R
CF,

lid

en la que R? representa metilo, X representa un enlace directo y R? presenta
un significado indicado en la Tabla A.
Tabla 116:

Compuestos de la férmula general ITId, en la que R? representa OH,

X representa un enlace directo y R? presenta un significado indicado en Ia
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Tabla A.
Tabla 117:

Compuestos de la formula general IIId, en la que R? representa
metoxi, X representa un enlace directo y R’ presenta un significado
indicado en la Tabla A.

Tabla 118:

Compuestos de la formula general IIId, en la que R? representa
metilo, X representa O y R® presenta un significado indicado en la Tabla A.
Tabla 119:

Compuestos de la férmula general ITId, en la que R? representa OH,
X representa O y R? presenta un significado indicado en la Tabla A.

Tabla 120:

Compuestos de la férmula general IIId, en la que R? representa
metoxi, X representa O y R? presenta un significado indicado en la Tabla
A.

Sintesis general

Las sustancias activas I, II y III pueden, conforme a procedimientos
conocidos en la literatura especializada, ser producidos mediante la
reaccion de derivados activados de dcido trifluoro-tiofencarboxilico IV con
una anilina V [Houben-Weyl: “Methoden der organischen Chemie”,
Georg-Thieme-Verlag, Stuttgart, New York 1985, tomo ES, pp. 941-1045].
Los derivados activados del 4cido carboxilico son por ejemplo los
halogenuros, los ésteres activos, los anhidridos, las azidos, por ejemplo,
cloruros, fluoruros, bromuros, ésteres para-nitrofenflicos, ésteres
parafluorofenilicos, ésteres N-hidroxisuccinimidicos, ésteres
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hidroxibenzotriazol-1-ilicos.
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Las sustancias activas I, II y III pueden ser producidas por

transformacion de los 4cidos VI con una anilina V, en presencia de un

reactivo de acoplamiento.
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Pueden ser reactivos de acoplamiento, por ejemplo:

- reactivos de acoplamiento sobre la base de carbodiimida, por
ejemplo, la N,N’-diciclohexilcarbodiimida [J.C. Sheehan, G. P. Hess,
J. Am. Chem. Soc. 1955, 77, 1067], N-(3-dimetilaminopropil)-N’-
etil-carbodiimida;

- reactivos de acoplamiento que forman anhidridos mixtos con ésteres
de 4cido carbbnico, por ejemplo 2-etoxi-1-etoxicarbonil-1,2-
dihidroquinolina {B. Belleau, G. Malek, J. Amer. Chem. Soc. 1968,
90, 1651], 2-iso-butiloxi-1-iso-butiloxicarbonil-1,2-dihidroquinolina

[Y. Kiso, H. Yajima, J. Chem. Soc. Chem. Commun. 1972, 942,];
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- reactivos de acoplamiento basados en fosfonio, por ejemplo
(hexafluorofosfato de benzotriazol-1-iloxi)-tris-(dimetilamino) [B.
Castro, J. R. Domoy, G. Evin, C. Selve, Tetrahedron Lett. 1975, 14,
1219.], (hexafluorofosfato de benzotriazol-1-il-oxi)-
tripirrolidinofosfonio [J. Coste et al., Tetrahedron Lett. 1990, 31,
205];

- reactivos de acoplamiento basados en uronio o, en su caso, con
estructura de N-éxido de guanidinio, por ejemplo hexafluorofosfato
de N,N,N’,N’-tetrametil-O-(1H-benzotriazol-1-il)uronio [R. Knorr,
A. Trzeciak, W. Bannwarth, D. Gillessen, Tetrahedron Lett. 1989,
30, 1927], tetrafluoroborato de N,N,N’,N’-tetrametil-O-
(benzotriazol- 1-il)}-uronio, hexafluorofosfato de (benzotriazol-1-
iloxi)-dipiperidinocarbenio [S. Chen, J. Xu, Tetrahedron Lett. 1992,
33, 647].

- reactivos de acoplamiento que forman cloruros de 4cido, por ejemplo
cloruro de 4cido fosférico-bis-(2-oxo-oxazolidida) [J. Diago-
Mesequer, Synthesis 1980, 547].

Las sustancias activas I, II y III con R? = alquilo, dado el caso,
sustituido por halégeno o, cicloalquilo, dado el caso, sustituido por
halégeno, pueden ser preparadas por alquilacion de las amidas I, IT y, en su
caso, I1I (en las que R? = hidrégeno y que son accesibles conforme a a) o

b)) con reactivos de alquilacién apropiados, en presencia de bases:
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Los dcidos de trifluorometil-tiofencarboxilicos VI pueden ser
preparados de acuerdo con los métodos conocidos en la literatura
especializada [M. Nishida et al., J. Fluorine Chem., 1990, 46, 445, JP 1980-
5059135, DE 3620064, US 4803205, W. Dmowski, K. Piasecka, J.
Fluorine Chem. 1996, 78, 59].

De ahi, son sintetizables los derivados activados IV del é4cido

tiofencarboxilico, segliin los procedimientos conocidos de la literatura
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especializada, [Houben-Weyl: “Methoden der organischen Chemie”,
Georg-Thieme-Verlag, Stuttgart, New York 1985, tomo ES, pp. 587-614,
633-772].

Las anilinas V son sintetizables segiin métodos conocidos de la
literatura especializada [Houben-Weyl: “Methoden der organischen
Chemie”, Georg-Thieme-Verlag. Stuttgart, New York, tomo XI, parte I, pp.
9-1005].

Los compuestos I, II y III son aptos para actuar como fungicidas. Se
destacan por su sobresaliente eficacia en combatir un amplio espectro de
hongos fitopatégenos, en particular aquellos de la clase de los Ascomicetes,
Deuteromicetes, Ficomicetes y Basidiomicetes. En parte, son de eficacia
sistémica y pueden ser aplicados en la proteccién de plantas como
fungicidas de hojas y del suelo.

Tienen particular importancia en lo que toca a la lucha contra un
elevado niimero de hongos que atacan diversas plantas de cultivo como el
trigo, el centeno, la cebada, la avena, el arroz, el maiz, el césped, las
bananas, el algodén, la soya, el café, la cafia de azicar, la vid, los frutales y
las plantas de adorno y hortalizas tales como el pepino, los porotos, los
tomates, las papas y las cucurbiticeas, asf como las semillas de esos
vegetales.

Son particularmente aptos para combatir las siguientes
fitopatologias:

especies de Alternaria en hortalizas y frutas;

Botrytis cinerea (podredumbre gris) en frutillas, hortalizas, plantas

de adomo y vides;
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Cercospora arachidicola en manies,

Erysiphe cichoracearum y Sphaerotheca fuliginea
cucurbiticeas;

Erysiphe graminis (mildia auténtico) en cereales;
especies de Fusarium y Verticillium en diversas plantas;
especies de Helminthosporium en cereales;

especies de Mycosphaerella en bananas y manies;
Phytophthora infestans en papas y tomates;
Plasmopora viticola en vides;

Podosphaera leucotricha en manzanas;

en plantas

Pseudocercosporella herpotrichoides en el trigo y en la cebada;

especies de Pseudoperonospora en el ltipulo y en pepinos;

especies de Puccinia en cereales;

Pyricularia oryzae en el arroz;

especies de Rhizoctonia en el algodon, el arroz y el césped;

Septoria nodorum en el trigo;
Sphaerotheca fuliginea (mildia del pepino) en pepinos;

Uncinula necator en las vides;

especies de Ustilago en cereales y en la cafla de azicar, asi como

especies de Venturia (costras) en manzanas y peras;
Septoria tritici,
especies de Pyrenophora;
Leptosphaeria nodorum,
especies de RhAynchosporium;
especies de Typhula.
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Los compuestos I, I y I1I son aptos igualmente para combatir hongos
nocivos tales como los Paecilomyces variotii en lo que conciemne a la
proteccion de materiales (por ejemplo, madera, papel, dispersiones para
manos de pintura, fibras o, en su caso, tejidos) y en la proteccién de
provisiones.

Los compuestos I, II y III se aplican tratando los hongos, o las
plantas, simientes, materiales o la tierra que se han de proteger contra el
ataque de los hongos, con una cantidad de las sustancias activas que resulte
activa como fungicida. La aplicacién puede hacerse tanto antes como
después de haber sido infectados los materiales, plantas o semillas por los
hongos.

Los agentes fungicidas contienen por lo comin entre 0,1 y 95,
preferiblemente entre 0,5 y 90% en peso de sustancias activas.

Las cantidades que se aplican oscilan, en las aplicaciones
fitosanitarias, seglin el tipo de efecto deseado, entre 0,01 y 2,0 kg de
sustancia activa por hectérea.

En el tratamiento de semillas se necesitan de ordinario cantidades de
sustancia activa que van de 0,001 a 0,1 g, preferiblemente de 0,01 a 0,05 g
por kilogramo de simientes.

Cuando se hacen aplicaciones para proteger materiales o, en su caso,
provisiones, la cantidad de sustancia activa que ha de aplicarse depende de
la especie del territorio de aplicacién y del efecto deseado. Cantidades de
aplicacion usuales para la proteccion de materiales son por ejemplo 0,001g
a 2 kg, preferiblemente 0,005g a 1 kg de sustancia activa por metro ctibico

de material tratado.
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Los compuestos I, II y III pueden ser pasados a las formulaciones
habituales, por ejemplo soluciones, emulsiones, suspensiones, polvillos,
polvo, pastas y granulados. La forma de aplicacién depende de la finalidad
que se persigue en cada caso con la aplicacion; el objetivo es que se
asegure cada vez una distribucién fina y uniforme del compuesto conforme
a la invencion.

Las formulaciones se preparan de la manera conocida, por ejemplo
diluyendo la sustancia activa con disolventes y/o portadores, si se deseare,
con aplicacion de emulgentes y dispersantes, pudiendo, cuando se usa agua
como diluyente, emplearse también otros disolventes orgénicos como
disolventes auxiliares. Cabe tener en cuenta como auxiliares a tal fin:
disolventes tales como compuestos arométicos (por ejemplo, xileno),
compuestos arométicos clorados (por ejemplo, clorobencenos), parafinas
(por ejemplo, fracciones de petrdleo), alcoholes (por ejemplo, metanol,
butanol), cetonas (por ejemplo, ciclohexanona), aminas (por ejemplo,
etanolamina, dimetilformamida) y agua; portadores tales como los polvos
de roca naturales (por ejemplo, caolines, arcillas, talco, tiza) y polvos de
roca sintéticos (por ejemplo, 4cido silicico altamente dispersado, silicatos);
emulgentes tales como los emulsionantes no ionogénicos y aniénicos (por
ejemplo, éter de polioxietileno y alcoholes grasos, alquilsulfonatos y
arilsulfonatos), y dispersantes tales como las lejias residuales de lignin-
sulfito y la metilcelulosa.

Entran en cuenta como sustancias tensioactivas las sales alcalinas,
alcalinotérreas y de amonio de 4cido lignin-sulfénico, é4cido
naftalenosulfénico, acido fenolsulfénico, dcido dibutilnaftelnosulfénico,
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alquilarilsulfonatos, alquilsulfatos, alquilsulfonatos, sulfatos de alcoholes
grasos y acidos grasos, asi como sus sales alcalinas y alcalinotérreas, sales
de éter glicélico alcoholes grasos sulfatado, productos de condensacion del
naftaleno sulfonado, y derivados del naftaleno con formaldehido, productos
de condensacién del naftaleno o, en su caso, del dcido naftalenosulfonico
con fenol y formaldehido, éter polioxietilénico de octilfenol, isooctilfenol,
octilfenol, nonilfenol etoxilados, éter alquilfenol-poliglicélico, éter
tributilfenil-poliglicdlico, alcoholes alquilarilicos polietéreos, alcohol
isotridecilico, condensados de alcoholes grasos y 6xido de etileno, aceite de
ricino etoxilado, éter polioxietilenalquilico, polioxipropileno etoxilado,
acetal de éter de alcohol laurilico y poliglicol, ésteres de sorbitol, lejias
residuales de ligninsulfito y metilcelulosa.

Para la preparacion de soluciones directamente pulverizables,
emulsiones, pastas o dispersiones aceitosas, entran en cuenta fracciones de
aceite mineral de punto de ebullicion mediano a alto, tales como el
querosén o el dieseloil, y también aceites de alquitran de hulla, as{ como
aceites de origen vegetal o animal, hidrocarburos aliféticos, ciclicos y
arométicos, como por ejemplo benceno, tolueno, xileno, parafina,
tetrahidronaftaleno, naftalenos alquilados o sus derivados, metanol, etanol,
propanol, butanol, cloroformo, tetracloruro de carbono, ciclohexanol,
ciclohexanona, clorobenceno, isoforona, disolventes fuertemente polares,
como por ejemplo dimetilformamida, dimetilsulféxido, N-metilpirrolidona,
agua.

Mediante la mezcla o la molienda conjunta de las sustancias activas

con un portador sélido se pueden preparar polvos, agentes esparcibles y
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diseminables.

Los granulados, por ejemplo los granulados revestidos, impregnados
u homogéneos, pueden prepararse por enlace de las sustancias activas a
portadores sélidos. Son portadores sélidos, por ejemplo, las tierras
minerales, tales como el silicagel, los dcidos silicicos, los geles de silice,
los silicatos, el talco, el caolin, el attaclay, el carbonato célcico, la cal, la
tiza, el bolus, el loess, la arcilla, la dolomia, la tierra de diatomeas, el
sulfato de calcio y el de magnesio, el 6xido de magnesio, los materiales
sintéticos molidos, los abonos, tales como por ejemplo el sulfato de
amonio, el fosfato de amonio, el nitrato de amonio, las ureas y productos
vegetales tales como la harina de cereales, la harina de corteza de arboles,
de madera y de cdscara de nuez, el polvo de celulosa y otros portadores
solidos.

Las formulaciones contienen por lo comiin entre 0,01 y 95% en peso,
preferiblemente entre 0,1 y 90% en peso de la sustancia activa. Las
sustancias activas se aplican entonces con una pureza del 90% al 100%,
preferiblemente del 95% al 100% (segin el espectro NMR).

Son ejemplos de formulaciones:

L. 5 partes en peso de un compuesto conforme a la invencién son
mezcladas intimamente con 95 partes en peso de caolin finamente
dividido. De ese modo se obtiene un agente esparcible que contiene
un 5% en peso del agente activo.

II. 30 partes en peso de un compuesto conforme a la invencién son
mezcladas intimamente con una mezcla de 92 partes en peso de un
gel de acido silicico en forma de polvo y 8 partes en peso de aceite

55



I11.

de parafina que se ha pulverizado por encima de la superficie de ese
gel de 4cido silicico. De ese modo se obtiene una preparacion de la
sustancia activa con buena adherencia (contenido de sustancia activa
23% en peso).

10 partes en peso de un compuesto conforme a la invencién son
disueltas en una mezcla compuesta por 90 partes en peso de xileno, 6
partes en peso del producto de adicionamiento de 8 a 10 moles de
oxido de etileno a 1 mol de N-monoetanolamida de acido oleico, 2
partes en peso de sal calcica del 4cido dodecilbencenosulfonico y 2
partes en peso del producto de adicionamiento de 40 moles de éxido
de etileno a 1 mol de aceite de ricino (contenido en sustancia activa 9
% en peso).

20 partes en peso de un compuesto conforme a la invencion son
disueltas en una mezcla consistente en 60 partes en peso de
ciclohexanona, 30 partes en peso de isobutanol, 5 partes en peso del
producto de adicionamiento de 7 moles de 6xido de etileno a 1 mol
de isooctilfenol y 5 partes en peso del producto de adicionamiento de
40 moles de 6xido de etileno a 1 mol de aceite de ricino (contenido
en sustancia activa: 16% en peso).

80 partes en peso de un compuesto conforme a la invencién son bien
mezcladas con 3 partes en peso de la sal sodica del acido
diisobutilnaftaleno-alfa-sulfonico, 10 partes en peso de la sal sodica
de un écido ligninsulfénico obtenida a partir de una lejia residual de
sulfitos y 7 partes en peso de un gel de 4cido silicico en forma de
polvo y molidas en un molino de mazos (contenido en sustancia
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VI.

VIIL

activa: 80% en peso).

90 partes en peso de un compuesto conforme a la invencién son
mezcladas con 10 partes en peso de N-metil-a-pirrolidona y se
obtiene asi una solucién que es apta para ser aplicada en forma de
gotas pequeiiisimas (contenido en sustancia activa: 90% en peso).

20 partes en peso de un compuesto conforme a la invencién son
disueltas en una mezcla compuesta por 40 partes en peso de
ciclohexanona, 30 partes en peso de isobutanol, 20 partes en peso del
producto de adicionamiento de 7 moles de oxido de etileno a 1 mol
de isooctilfenol y 10 partes en peso del producto de adicionamiento
de 40 moles de 6xido de etileno a 1 mol de aceite de ricino.
Vertiendo la solucién en 100.000 partes en peso de agua y
distribuyéndola finamente, se obtiene una dispersién acuosa que

contiene 0,02% en peso de la sustancia activa.

VIII. 20 partes en peso de un compuesto conforme a la invencion son bien

IX.

mezcladas con 3 partes en peso de la sal sddica del 4cido
diisobutilnaftaleno-[-sulfénico, 17 partes en peso de la sal de sddica
de un 4cido ligninsulfénico tomado de una lejia residual de sulfitos y
60 partes en peso de un gel de acido silicico en forma de polvo y
luego molidas en un molino de mazos. Distribuyendo finamente la
mezcla en 20.000 partes en peso de agua, se obtiene un liquido para
pulverizacién que contiene 0,1% en peso de la sustancia activa.

10 partes en peso de un compuesto conforme a la invencién son
disueltas en 63 partes en peso de ciclohexanona, 27 partes en peso de
un agente dispersante (por ejemplo una mezcla compuesta por 50
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partes en peso del producto de adicionamiento de 7 moles de 6xido
de etileno a 1 mol de isooctilfenol y 50 partes en peso del producto
de adicionamiento de 40 moles de 6xido de etileno a 1 mol de aceite
de ricino). La solucién madre es diluida a continuacién mediante la
distribucion en agua, hasta alcanzar la concentracién deseada, por
ejemplo una concentracion en un intervalo de 1 a 100 ppm.

Los agentes activos pueden aplicarse como tales, en la forma de sus
formulaciones o de las formas de aplicacién preparadas a partir de esas
formulaciones, por ejemplo en forma de soluciones directamente
asperjables, polvos, suspensiones o dispersiones, emulsiones, dispersiones
de aceite, pastas, agentes espolvoreables, agentes esparcibles, granulados,
sea rociando, pulverizando, asperjando, esparciendo o vertiendo. Las
formas de aplicacién dependen enteramente de los fines del uso; de
cualquier manera, deberfan garantizar siempre, en lo posible, la
distribucién mas fina de las sustancias activas conformes a la invencién.

Las formas de aplicacién acuosas pueden prepararse a partir de
concentrados de emulsion, pastas o polvos humectables (polvos
asperjables, dispersiones de aceite) por adicionamiento de agua. Para
preparar las emulsiones, pastas o dispersiones de aceite, las sustancias
pueden ser homogeneizadas como tales o bien disueltas en agua o en un
aceite o disolvente, mediante humectantes, adhesivos, dispersantes o
emulgentes. Sin embargo, también pueden prepararse concentrados
compuestos por sustancia activa, humectantes, adhesivos, dispersantes o
emulgentes y eventualmente disolventes o aceite, y que son apropiados

para diluir con agua.
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Las concentraciones de sustancias activas en las preparaciones listas
para usar pueden variarse en mayores intervalos. Por lo comin, esos
intervalos oscilan entre el 0,0001 y el 10%. A menudo ya son suficientes
cantidades menores de sustancia activa de compuesto I en la preparacion
lista para usar, por ejemplo 2 a 200 ppm. Asimismo, se prefieren las
preparaciones listas para usar con concentraciones de sustancia activa
dentro del intervalo de 0,01 a 1%.

Las sustancias activas pueden emplearse también exitosamente en un
procedimiento de volumen ultrabajo [ultra-low-volume (ULV)], siendo
posible aplicar formulaciones con mds del 95% en peso de agente activo o
incluso el agente activo sin adicionamientos.

A los agentes activos pueden afiadirse aceites de diverso tipo,
herbicidas, fungicidas, otros plaguicidas, bactericidas, dado el caso también
inmediatamente antes de la aplicaciéon (tankmix). Esos medios pueden
afladirse a los agentes conformes a la invencion, mezcldndolos con ellos, en
una relacion de peso de 1:10 a 10:1.

Los agentes conformes a la invenciéon pueden darse, en la forma de
aplicacién como fungicidas, también junto con otros agentes activos, por
ejemplo con herbicidas, insecticidas, reguladores del crecimiento,
fungicidas y también con abonos. Al mezclarse con otros fungicidas los
compuestos I o, en su caso, los agentes que los contienen en la forma de
aplicacion como fungicidas, se obtiene en muchos casos un aumento del
espectro de accion fungicida.

La siguiente lista de fungicidas, juntamente con los cuales pueden

aplicarse los compuestos conformes a la invencién, tiene por finalidad
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clarificar, pero sin ponerles limites, las posibilidades de combinacion:

Azufre, ditiocarbamatos y sus derivados, tales como el
ferridimetilditiocarbamato, el dimetilditiocarbamato de cinc, el
etilenbisditiocarbamato de cinc, el etilenbisditiocarbamato de
manganeso, el etilendiamin-bis-ditiocarbamato de manganeso y cinc,
los disulfuros de tetrametiltiuram, el complejo amoniacal de (N,N-
etilen-bis-ditiocarbamato) de cinc, el complejo amoniacal de (N,N’-
propilen-bis-ditiocarbamato)  de cinc, (N,N’-propilenbis-

ditiocarbamato) de cinc, disulfuro de N,N’-polipropilen-bis-

(tiocarbamoilo);

nitroderivados, tales como dinitro-(1-metilheptil)-fenilcrotonato, 3,3-
dimetilacrilato de 2-sec-butil-4,6-dinitrofenilo, isopropilcarbonato de
2-sec-butil-4,6-dinitrofenilo, éster diisopropilico de dcido S-nitro-

isoftdlico;

sustancias heterociclicas, tales como acetato de 2-heptadecil-2-
imidazolina, 2,4-dicloro-6-(o-cloranilino)-s-triazina, O,0-dietil-
ftalimidifosfonotioato, = 5-amino-1-[bis-(dimetilamino)-fosfinil}-3-
fenil-1,2,4-triazol,  2,3-diciano-1,4-ditioantraquinona,  2-tio-1,3-
ditiol[4,5-b]quinoxalina, éster metilico de dcido 1-(butilcarbamoil)-
2-benzimidazol-carbdmico, 2-metoxicarbonilamino-benzimidazol, 2-
(furil-(2))-benzimidazol, 2-(tiazolil-(4))-benzimidazol, N-(1,1,2,2-
tetracloroetiltio)-tetrahidroftalimida, = N-triclorometiltiotetrahidro-

ftalimida, N-triclorometiltio-ftalimida,

diamida de écido N-diclorofluorometiltio-N’,N’-dimetil-N-fenil-

sulfiirico, 5-etoxi-3-triclorometil-1,2,3-tiadiazol,
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rodanmetiltiobenztiazol, 1,4-dicloro-2,5-dimetoxibenceno, 4-(2-
clorofenilhidrazono)-3-metil-5-isoxazolon, piridin-2-tio-1-6xido, 8-
hidroxiquinolina o, en su caso, su sal clprica, 2,3-dihidro-5-
carboxanilido-6-metil-1,4-oxatiina, 4,4-di6xido de 2,3-dihidro-5-
carboxanilido-6-metil-1,4-oxatiina-4,4, anilida de cido 2-metil-5,6-
dihidro-4H-piran-3- carboxilico, anilida de acido 2-metil-furano-3-
carboxilico, anilida de acido 2,5-dimetil-furan-3-carboxilico, anilida
de dcido 2,4,5-trimetil-furano-3-carboxilico, ciclohexamida de acido
2,5-dimetil-furano-3-carboxilico, amida de 4cido N-ciclohexil-N-
metoxi-2,5-dimetil-furano-3-carboxilico, anilida de dcido 2-metil-
benzoico, anilida de &cido 2-iodobenzoico, N-formil-N-morfolin-
2,2 2-tricloroetilacetal,  piperazin-1,4-diilbis-1-(2,2,2-tricloroetil)-
formamida, 1-(3,4-dicloroanilino)-1-formilamino-2,2,2-tricloroetano,
2,6-dimetil-N-tridecil-morfolina o, en su caso, sus sales, 2,6-dimetil-
N-ciclododecil-morfolina 0, en Su caso, sus sa.le.;l, N-[3-(p-ter-
butilfenil)-2-metilpropil]-cis-2,6-dimetil-morfolina, N-[3-p-ter-
butilfenil)-2-metilpropil]-piperidina,  1-[2-(2,4-diclorofenil)4-etil-
1,3-dioxolan-2-il-etil]-1H-1,2 4-triazol, 1-[2-(2,4-diclorofenil)4-n-
propil-1,3-dioxolan-2-il-etil]-1H-1,2,4-triazol, N-(n-propil)-N-(2,4,6-
triclorofenoxietil)-N’-imidazol-il-urea, 1-(4-clorofenoxi)-3,3-dimetil-
1-(1H-1,2,4-triazol-1-il}-2-butanona, 1-(4-clorofenoxi)-3,3-dimetil-
1-(1H-1,2,4-triazol-1-il)-2-butanol, (2RS,3RS)-1-[3-(2-clorofenil)-2-
(4-fluorofenil)-oxiran-2-ilmetil]-1H-1,2,4-triazol, a-(2-clorofenil)-a-
(4-clorofenil)-5-pirimidin-metanol, 5-butil-2-dimetilamino-4-
hidroxi-6-metil-pirimidina, bis-(p-clorofenil)-3-piridinmetanol, 1,2-
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bis-(3-etoxicarbonil-2-tioureido)-benceno, 1,2-bis~(3-
metoxicarbonil-2-tioureido)-benceno,

estrobilurinas como acetato de metil-E-metoxiimino-[a-(o-toliloxi)-
o-tolilo], 3-metoxiacrilato de metil-E-2-{2-[6-(2-cianofenoxi)-
pirimidin4-iloxi]-fenilo}, metil-E-metoxiimino-[a-(2-fenoxifenil)-
acetamida, metil-E-metoxiimino-[a-2,5-dimetilfenoxi)-o-tolil]-
acetamida,

anilinopirimidinas como N-(4,6-dimetilpirimidin-2-il)}-anilina, N-[4-
metil-6-(1-propinil)-pirimidin-2-il]-anilina, N-[4-metil-6-ciclopropil-
pirimidin-2-il}-anilina,

fenilpirroles como 4-(2,2-diflior-1,3-benzodioxol-4-il)-pirrol-3-
carbonitrilo,

amidas de 4cido cindmico como morfolida de dcido 3-(4-clorofenil)-
3-(3,4-dimetoxifenil))-acrilico,

as{ como diversos fungicidas, como el acetato de dodecilguanidina,
3-[3-(3,5-dimetil-2-oxiciclohexil)-2-hidroxietil]-glutarimida,
hexaclorobenceno, alaninato de DL-metil-N-(2,6-dimetiifenil)-N-
furoilo(2), éster metilico de DL-N-(2,6-dimetil-fenil)}-N-(2'-
metoxiacetil)-alanina, N-(2,6-dimetilfenil)-N-cloroacetil-D,L-2-
aminobutirolactona, éster metilico de DL-N-(2,6-dimetilfenil)-N-
(fenilacetil)-alanina, 5-metil-5-vinil-3-(3,5-diclorofenil)-2,4-dioxo-
1,3-oxazolidina, 3-[3,5-diclorofenil-(5-metil-5-metoximetil]-
1,3.0xazolidin-2,4-diona, 3-(3,5-diclorofenil)-1-
isopropilcarbamoilhidantoina, imida de acido N-(3,5-diclorofenil)-
1,2-dimetilciclopropano-1 ,2-dﬁcarboxilico, 2-ciano-[N-
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(etilaminocarbonil)-2-metoxiimino]-acetamida, 1-[2-(2,4-
diclorofenil)-pentil]-1H-1,2,4-triazol, alcohol 2,4-difluor-a-(1H-
1,2,4-triazolil-1-metil)-benzhidrilico, N-(3-cloro-2,6-dinitro-4-
trifluorometil-fenil)-5-trifluorometil-3-cloro-2-amino-piridina, 1-

((bis-(4-fluorofenil)-metilsilil)-metil)-1H-1,2,4-triazol.

Ejemplos de preparacion:

a)

b)

Sintesis de la amida de dcido N-(3-isopropoxi-fenil)-2-trifluocrometil-
tiofen-3-carboxilico:
Se disuelven 12,9 g de dcido 2-trifluorometil-tiofen-3-carboxilico en
78 g de cloruro de tionilo y se calienta la mezcla de reaccién por 2
horas a reflujo. A continuacién se concentra al vacio y se obtienen
asi 13,5 g de cloruro de acido 2-trifluorometil-tiofen-3-carboxilico.
De éstos, se vierte 1,0 g por goteo en una solucion de 0,7 g de meta-
isopropoxi-anilina y 1,4 g de trietilamina en 35 ml de diclorometano.
Se agita durante 15 horas a temperatura ambiente. Seguidamente se
lava con respectivamente 20 ml de écido clorhidrico al 2% y de una
solucién saturada de NaHCQ;, una vez con cada uno, y se seca la
fase orgédnica sobre sulfato de magnesio y se concentra al vacio.
Luego de una purificacion cromatogrédfica con una mezcla de éter
metil-terbutilico y ciclohexano, se obtiene 1,15 g del producto. Punto
de solidificacion = 58-60 °C.
Sintesis de la amida de édcido N-(2-(2,2,2-trifluoroetoxi)-fenil)-3-
trifluorometil-tiofen-2-carboxilico:
Se disuelven 0,39 g de 4cido 3-trifluorometil-tiofen-2-carboxilico,
0,36 g de 2-(2,2,2-triflucroetoxi)-anilina, 0,53 g de cloruro de bis-(2-
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oxo-3-oxazolidinil)fosforilo y 0,29 g de trietilamina en 20 ml de
diclorometano. Se agita durante 15 horas a temperatura ambiente.
Seguidamente se adicionan 60 ml de éter metil-terbutilico, y se lava
con acido clorhidrico al 5%, lejia de sosa al 5% y agua, una vez con
cada uno, y se seca la fase orgénica sobre sulfato de magnesio y se
concentra al vacfo. Luego de una purificacién cromatogrifica con
una mezcla de éter metil-terbutilico y tolueno se obtiene 0,56 g del
producto. Punto de solidificacién = 125-127 °C.

Sintesis de la amida de acido N-(3-isopropoxi-fenil)-3-
trifluorometil-tiofen-4-carboxilico:

Se disuelven 0,30 g de dcido 3-trifluorometil-tiofen-4-carboxilico,
0,23 g de 3-isopropiloxianilina y 0,31 g de trietilamina y 0,43 g de
cloruro de bis-(2-o0xo-3-oxazolidinil)fosforilo en 30 ml de
diclorometano a 0 °C. Se agita durante 15 horas a 0 °C y
seguidamente durante 7 horas a temperatura ambiente. Seguidamente
se adicionan 60 ml de éter metil-terbutilico, y se lava con acido
clorhidrico al 5%, una solucién de bicarbonato de sodio al 5% y
agua, una vez con cada uno, y se seca la fase orgénica sobre sulfato
de magnesio y se concentra al vacio. Luego de una purificacion
cromatogrifica con una mezcla de éter metil-terbutilico y tolueno se
obtiene 0,4 g del producto en forma de aceite.

De manera andloga a los ejemplos de sintesis descritos se preparan

los compuestos enunciados en las Tablas 121, 122 y 123

a)

anilidas de acido 3-trifluorometil-tiofen-2-carboxilico



R} \ | H R
CF,
|
Tabla 121
N° | Pos. R R' | Fp/consis- | Datos espectroscépicos
R tencia
I-1 |orto |sec-butilo H 69-70°C
I-2 |orto |ciclopentilo H 139-141 °C
I-3 |orto |ciclohexilo H 100-101 °C
I-4 |orto |n-pentilo H 88-89 °C
I-5 |orto |1,1,2,2-tetrafluoroetoxi |H 59-61 °C
I-6 [orto |paraclorofenilo H 148-150 °C
I-7 lorto |parafluorofenilo H 121-122°C
I-8 |meta |isopropiloxi H 58-60°C
I-9 |meta |1,1,2,2-tetrafluoroetoxi |H resina IR[cm™]: 1659, 1609,
1552, 1491, 1443, 1397,
1292, 1252, 1197, 1126,
909, 797, 768, 725, 680.
I-10 |meta |n-hexiloxi H 73-74 °C
I-11 |meta |Ciclopentiloxi H resina IR[em™]: 2961, 1657,
1610, 1599, 1553, 1491,
1442, 1396, 1290, 1257,
1156, 1130, 908, 770,
725.
I-12 Jorto | Fenilo H 113-115¢C
I-13 | orto | para-isopropil-fenilo H 125-126 °C
I-14 |orto | 2,2,2-trifluoroetoxi H 125-127 °C
I-15 (orto  |2,2,3,3.3-penta- H 56-58 °C
fluoropropiloxi
I-16 (orto  |2,2,3,3,4,4,5,5,6,6,7,7,7- |H IR[cm™]: 1687, 1608,
tridecafluo-roheptiloxi 1545, 1526, 1454, 1293,
1241, 1207, 1145, 1128,
748.
I-17 lorto |sec-butilo metilo [Resina 775 (m, 1H); 17.67
(s(ancho), 1 H); 7.18-7.29
(m, 4H); 6.99 (s; 1H);
2.76-2.85 (m,IH); 2.53
(s,3H); 1.51-1.69 (m, 2H);
1.24 (d, 3H); 0.86 (t, 3H).




N° | Pos. R R' | Fp/consis- | Datos espectroscépicos
R tencia

I-18 |orto | para-clorofenilo metilo |69-72°C

I-19 i meta |Isopropiloxi metilo |93-96 °C

I-20 |orto | 1,1,2,2-tetrafluo-roetoxi |metilo |59-62°C

Pos.R = Posicién del sustituyente R con respecto al grupo N-H

Fp. = punto de solidificacion.

b) anilidas de acido 2-trifluorometil-tiofen-3-carboxilico
P&
S
CF,
Il
Tabla 122
N° | Pos. R Fp/consis- Datos especiroscipicos
R. tencin
1I-1 |orto |sec-butilo 92-93 °C
II-2 |orto |ciclopentilo 161-163
GC
II-3 |orto |ciclohexilo 101-103
°C
II4 |orto |n-pentilo 100-102
°C
II-5 |orto |[1,1,2,2- tetra-fluoroetoxi | 78-79 °C
II-6 |[orto |Para-clorofenilo 152-153
°C
II-7 |orto |Para-fluorfenilo 99-101 °C
II-8 |meta |isopropiloxi resina IR[cm™]: 2978, 1659, 1611, 1599,
1555, 1492, 1431, 1296, 1259,
1201, 1133, 1021, 1005, 688.
II-9 |meta |1,1,2,2-tetra-fluoroetoxi |resina IR[cm™]: 1662, 1609, 1555, 1491,
1432, 1298, 1254, 1195, 1130,
1022, 852, 796, 760, 721, 684.
II-10 | meta |n-hexiloxi resina IR[cm™]:2955, 2932, 1659, 1611,
1600, 1555, 1494, 1469, 1432,
1295, 1259, 1200, 1178, 1133,
1021.




Pos.R = Posicion del sustituyente R con respecto al grupo N-H

Fp. = punto de solidificacién.

¢) anilidas de acido 3-trifluorometil-tiofen-4-carboxilico
S
S _ H R
CF,
]]
Tabla 123
N° | Pos. R Fp/consis- | Datos espectroscépicos
R. tencia
Il-1 |orto [para-clorofenilo 130-134 °C
IM-2 [meta |isopropiloxi aceite ‘H-NMR (CDCL), &
[ppm]: 1,30 (d, 6H); 4,53
(a, 1H); 6,70 (m, 1H);
7,05 (m, 1H); 7,25 (m,
1H); 7,30 (m, 1H); 7,70
(s, 1H); 7,80 (m, 1H);
7,88 (m, 1H).
HI-3 |orto |para-fluorofenilo 120-122 °C
IlI-4 |orto |orto-metilfenilo 86-87 °C
III-5 |orto |sec-butilo 99-100 °C
III-6 |orto |n-pentilo 106-108 °C
III-7 |orto |ciclopentilo 110-113 °C
III-8 |orto |ciclohexilo 142-143 °C
-9 |orto [1,1,2,2- tetra-fluoroetoxi 85-87°C
HI-10 |orto |[2,2,3,3- tetra-fluoropropiloxi 81-82°C
III-11 |orto |2,2,3,3,3-penta-flucropropiloxi | 90-92 °C
III-12 |meta |ciclopentiloxi 82-84 °C
III-13 |meta |1,1,2 2-tetra-fluoroetoxi 78-83 °C
III-14 |orto |Fenilo 82-85°C
III-15 |orto |2,2,3-trifluoroetoxi 93-97 °C
III-16 |orto |para-(iso-propil)-fenilo 79-83 °C

Pos.R = Posicion del sustituyente R con respecto al grupo N-H
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Fp. = punto de solidificacion.

Ejemplo de aplicacion 1
Eficacia o, en su caso, eficacia duradera contra la podredumbre gris
causada por el Botrytis cinerea en las hojas del pimiento morrén.

Los plantines de pimiento morrén de la variedad “Neusiedler Ideal
Elite”, tras haber desarrollado bien 4-5 hojas, fueron rociados con una
suspensién acuosa con la concentracién de sustancias activas abajo
indicada hasta alcanzar un punto de humedad en que goteaban. La
suspension o emulsioén fue preparada a partir de una solucion madre con un
10% de sustancia activa en una mezcla compuesta en un 85% de
ciclohexanona y un 5% de emulsionantes. Luego, las plantas continuaron
siendo cultivadas durante 7 dias y luego a las plantas tratadas se les inoculé
una suspensioén con esporos de Botrytis cinerea, la cual contenia 1,7 x 10¢
esporos/ml en una solucién acuosa de biomaita al 2%. Seguidamente, las
plantas sometidas a ensayo fueron colocadas en una cémara climdtica cuya
temperatura era de 22 a 24 °C, siendo alto el porcentaje de humedad del
aire, Al cabo de 5 dias, se pudo determinar visuaimente el porcentaje de
infestacién de las hojas por los hongos en %, lo que permitié sacar
deducciones no solamente sobre el efecto fungicida de las sustancias, 8ino

también acerca de la durabilidad del efecto.

Numero Porcentaje de infestacién de las hojas
con 63 ppm
I-1 5
1-2 7
I-3 3
I-5 3




Niimero Porcentaje de infestacion de las hojas
con 63 ppm
I-6 1
I-7 1
I-8 10
I-11 7
11-2 10
II-3 5
1I-5 3
II-7 I
II-8 5
Ii-10 10
No tratadas 90

Ejemplo de aplicacién 2
Eficacia protectora contra la podredumbre gris causada por el Botrytis
cinerea en las hojas del pimiento morrén.

Los plantines de pimiento morrén de la variedad “Neusiedler Ideal
Elite”, tras haber desarrollado bien 4-5 hojas, fueron rociados con una
suspension acuosa con la concentracién de sustancias activas abajo
indicada hasta alcanzar un punto de humedad en que goteaban. Las
sustancias activas fueron preparadas por separado como una solucién
madre, con un 0,25% en peso de sustancia activa en acetona o
dimetilsulféxido. A esa solucion se le afiadié un 1% en peso del emulgente
Uniperol® (humectante con efecto emulsificador y dispersante basado en
alquilfenoles etoxilados) y se la diluyo con agua conforme a la
concentracion que se deseaba. Al dia siguiente, se les inoculd a las plantas
tratadas una suspensién con esporos de Botrytis cinerea, la cual contenia
1,7 x 10° esporos/ml en una solucién acuosa de biomalta al 2%.
Seguidamente, las plantas sometidas a ensayo fueron colocadas en una

camara climética a 22 a 24 °C, con alto porcentaje de humedad del aire. Al
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cabo de 5 dias, se pudo determinar visualmente la medida porcentual de la

infestacién de las hojas.
Nimero Porcentnje de infestacién de las hojas
con 250 ppm

1114 3

111-5 3

11-7 7

No tratadas 100

Ejemplo de aplicacion 3

Eficacia protectora contra el mildii de los pepinos causado por el
Sphaertotheca fuliginea.

Hojas de brotes de pepino crecidos en macetas de la variedad
“Chinesische Schlange [Serpiente china]” fueron rociadas, hallindose en
estado de cotiledon, con una suspensién acuosa con la concentracion de
sustancias activas abajo indicada, hasta alcanzar el punto en que goteaban.
La suspension o emulsion fue preparada a partir de una solucién madre con
un 10% de agente activo en una mezcla compuesta en un 85% de
ciclohexanona, y un 5% de emulsionantes. 20 horas después de haberse
secado la capa pulverizada, se les inoculd a las plantas tratadas una
suspension con esporos del mildii del pepino (Sphaerotheca fuliginea). A
continuacién, se cultivé a las plantas por 7 dias en un invemdculo, a
temperaturas de entre 20 y 24 °C, con un porcentaje de humedad relativa
del aire de 60 al 80%. Luego, se determiné visualmente el grado porcentual

de desarrollo del mildid en la superficie de las hojas de los cotiledones.
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Nimero Porcentaje de infestacién de las hojas
con 63 ppm
I-3 5
I-5 5
I-6 0
1-7 0
1-12 0
I-13 0
11-3 3
I1-6 0
II-7 5
no tratadas 90
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REIVINDICACIONES
1. Anilidas del dcido trifluorometil-tiofencarboxilico caracterizadas

porque tienen las formulas generales I, IT y ITI,

(R4)n (Rq)n
S, A
| 'l:'\l'z X-R} ( hn*j(mg: X-R®
(RY) - CF, 7 “cr,
| I
(RY
n
= N
. Lo X-R?
(R“m CF,

en las cuales los sustituyentes tienen el siguiente significado:

R',R%,independientemente el uno del otro, alquilo-C,-C4, cicloalquilo-Cs-
Cs, alquenilo-C,-C,, alquinilo-C,-C,, alcoxi-C,-C4 - pudiendo esos
grupos estar sustituidos por halégeno -, H, halégeno, nitro, CN;

R? alquilo-C;-C,, cicloalquilo-C;-Cs, alcoxi-C,-C4, pudiendo esos
grupos estar sustituidos por halégeno, H, OH;

R} alquilo-C,-C,;, cicloalquilo-C;-C,3, alquenilo-C,-C,,, cicloalquenilo-
Cs-C,3, alquinilo-C,-C;,, cicloalquilo-C;-Cy,-alquilo-C;-C,, pudiendo
esos grupos estar sustituidos por R’;
fenilo, fenilalquilo-C,-Cg, fenilalquenilo-C,-Cs, fenilalquinilo-C;-Cg,
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n
m

2,

feniloxi-alquilo-C,-Cs, feniloxi-alquenilo-C,-C¢, feniloxi-alquinilo-
C;-Cs, pudiendo el resto alquilo, alquenilo y alquinilo estar
sustituidos por R’ y el anillo fenilo por R?;

-C(R*=NOR®;

O, S o enlace directo;

H, alquilo-C,-C,, cicloalquilo-C;-Cq, alcoxi-C,-C4, alquenilo-C;-C,,
alquinilo-C,-C; - pudiendo esos grupos estar sustituidos por
halégeno -, hal6geno, nitro, CN, fenilo, que puede estar sustituido
por R', fenoxi, que puede estar sustituido por R!, alquil-C,-Cg-fenilo,
pudiendo el resto alquilo estar sustituido por halégeno, y el anillo
fenilo estar sustituido por R';

alquilo-C;-C,, cicloalquilo-C;-Cs, alquenilo-C,-C,, alquinilo-C,-Cy,
pudiendo esos grupos estar sustituidos por halégeno,

fenilo, que puede estar sustituido por R';

alquilo-C,-C,, alcoxi-C,-Cs, alqueniloxi-C,-Cs, alquiniloxi-C;-Cs,
alcoxi-C,-C,-alcoxi-C,-Cs — pudiendo esos grupos estar sustituidos
por haldgeno -, halégeno;

H R o alquilo-C;-Cy3, cicloalquilo-C;-Cy;, alquenilo-Cy-Ca,
cicloalquenilo-Cs-C;;, cicloalquil-C3;-C,>-alquilo-C;-C,, pudiendo
esos grupos estar sustituidos por halégeno;

fenilo, que puede estar sustituido por R’

0-4

0, 1.

Anilidas del 4cido trifluorometil-tiofencarboxflico de las formulas

generales I, II o III segin la reivindicacién 1, caracterizadas porque
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Y

R' significa H, halégeno o alquilo-C)-C4, que puede estar sustituido por
halogeno.

3.  Anilidas del 4cido trifluorometil-tiofencarboxilico de las férmulas

generales I, II o Il segin la reivindicacion 2, caracterizadas porque

R' significa flor, cloro, bromo, metilo.

4.  Anilidas del 4cido trifluorometil-tiofencarboxilico de las formulas

generales I, II o III segin una de las reivindicaciones 1 a 3, caracterizadas

porque

R? significa H, metilo, OH o metoxi.

5. Anilidas del acido trifluorometil-tiofencarboxilico de las formulas

generales I, II o III segiin una de las reivindicaciones 1 a 4, caracterizadas

porque

R’ significa alquilo-C;-Cj;, cicloalquilo-C;-Cy2,  alquenilo-Cz-Cys,
cicloalquenilo-Cs-C;;, alquinilo-C;-;3, pudiendo esos grupos estar
sustituidos por halégeno y alquilo-C;-Cy; fenilo, fenilalquilo-C,-Cs,
pudiendo el anillo de fenilo estar sustituido con R’ o bien -
C(alquilo-C;-C4)=NO-R®, pudiendo el grupo alquilo-C,-C, estar
sustituido por halégeno.

6. Anilidas del Acido trifluorometil-tiofencarboxilico de las férmulas

generales I, IT o III seglin una de las reivindicaciones 1 a 5, caracterizadas

porque

R* significa alquilo-C,-C,, alcoxi -C,-C4 — pudiendo esos grupos estar
sustituidos por halogeno — o halégeno.

7.  Anilidas del 4cido trifluorometil-tiofencarboxilico de las férmulas

generales I, II o III segiin una de las reivindicaciones 1 a 6, caracterizadas
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porque
X  significa un enlace directo u O.
8. Anilidas del 4cido trifluorometil-tiofencarboxilico de las férmulas

generales Ia, Ib, I1a, ITb, IT1a y ITIb conforme a la reivindicacion 1,

@ng I ﬁ@ s@(i?%

_R3 S X-R3
cF, XR CTI,a llla
la
ey L,
3
o bt ia b IS R
N\ H 5~ “cF CF,
CF, 3
b b
Ib

caracterizadas porque los sustituyentes tienen los significados siguientes:

R® significa alquilo-C;-Cy;, cicloalquilo-C3-C1;, alquenilo-C,-C,
cicloalquenilo-Cs-C,2, alquinilo-C,-C;; — pudiendo esos grupos estar
sustituidos por halégeno o por alquilo-C,-C, -, fenilo, fenilalquilo-
C,-Cs, pudiendo el anillo de fenilo estar sustituido por R, o bien -
C(alquilo-C;-C4)=NO-R®, pudiendo el grupo alquilo-C;-C, estar
sustituido por halogeno;

X  significa un enlace directo u O.

9.  Anilidas del 4icido trifluorometil-tiofencarboxilico de las férmulas

generales Ia, Ib, IIa, IIb, IIla y IlIb segin Ia reivindicacién 8§,

caracterizadas porque

X  significa un enlace directo
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10. Anilidas del 4cido trifluorometil-tiofencarboxilico de las férmulas
generales Ia, Ib, Ila, IIb, Illa y IIIb segin la reivindicacién 8,
caracterizadas porque

X  significa oxigeno.

11. Uso de las anilidas de acido triflucrometil-tiofencarboxilico de las
férmulas 1, II o III conforme a la reivindicacién 1 para combatir hongos
nocivos.

12. Agentes fungicidas caracterizados porque contienen una cantidad
eficaz como fungicida de por lo menos una anilida de 4cido trifluorometil-
tiofencarboxilico de las férmulas generales I, II o III

13. Procedimiento para combatir hongos nocivos, caracterizade porque
los hongos nocivos, su biétopo o las plantas, superficies, materiales o
espacios que han de mantenerse libres de ellos, son tratados con por lo
menos una cantidad que es eficaz como fungicida, de un agente fungicida
que contiene una anilida de 4cido trifluorometil-tiofencarboxilico de las
férmulas I, IT o III, conforme a la reivindicaciéon 12.

BUENOS AIRES, MARZO DE 2004.
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RESUMEN

ANILIDAS DEL ACIDO TRIFLUOROMETIL-
TIOFENCARBOX{LICO Y SU USO COMO FUNGICIDAS
Anilidas del acido trifluorometil-tiofencarboxilico de las férmulas

generales [, IT y III

(R‘)n (R‘)n
S N R?
I |‘;z X-R? M I zz X-R?
R CF, $7 “cr,
| |
(RY)
n
SU«
] XR3
. 5;3(EL !
m CF,

en las cuales los sustituyentes tienen el siguiente significado:

R',R,independientemente el uno del otro, alquilo-C;-C,, cicloalquilo-Cs-
Cs, alquenilo-C;-C,, alquinilo-C,-C,, alcoxi-C,-C, - pudiendo esos
grupos estar sustituidos por halégeno -, H, halogeno, nitro, CN;

R} H, OH, alquilo-C,-C,, cicloalquilo-C;-Cs, alcoxi-C,-C4, pudiendo
esos grupos estar sustituidos por halégeno;



)7

alquilo-C,-C,,, cicloalquilo-C;-C,3, alquenilo-C,-C,,, cicloalquenilo-

Cs-Cy3, alquinilo-C,-C,, cicloalquilo-C;-C,,-alquilo-C,~-C,, pudiendo
esos grupos estar sustituidos por R";

fenilo, fenilalquilo-C,-Cs, fenilalquenilo-C,-Cs, fenilalquinilo-C;-Cg,
feniloxi-alquilo-C,-Cg, feniloxi-alquenilo-C,-Cg, feniloxi-alquinilo-
C,-Cs, pudiendo el resto alquilo, alquenilo y alquinilo estar
sustituidos por R’ y el anillo fenilo por R%

-C(R*=NOR®;

O, S o enlace directo;

H, alquilo-C;-C4, cicloalquilo-C;-Cs, alcoxi-C,-C,, alquenilo-C;-C,,
alquinilo-C,-C4 - pudiendo esos grupos estar sustituidos por
hal6geno -, halégeno, nitro, CN, fenilo, que puede estar sustituido
por R!, fenoxi, que puede estar sustituido por R', alquil-C,-Ce-fenilo,
pudiendo el resto alquilo estar sustituido por halégeno, y el anillo
fenilo estar sustituido por R';

alquilo-C,-C,, cicloalquilo-C3-Cs, alquenilo-C,-C,, alquinilo-C;-C,,
pudiendo esos grupos estar sustituidos por haldgeno,

fenilo, que puede estar sustituido por R';

alquilo-C4-C,, alcoxi-C,-C;, alqueniloxi-C,-Cg, alquiniloxi-C,-Cs,
alcoxi-C;-Cs-alcoxi-C,-Cg — pudiendo esos grupos estar sustituidos
por halégeno -, hal6geno;

H R’ o alquilo-C;-C,;, cicloalquilo-C;-C,;, alquenilo-C,-C,3,
cicloalquenilo-Cs-C,;, cicloalquil-C;-C;-alquilo-C,-C4, pudiendo

esos grupos estar sustituidos por halégeno;



fenilo, que puede estar sustituido por R’
n 0-4
m 0, 1.
Uso de las anilidas de 4cido trifluorometil-tiofencarboxilico como

fungicidas y los agentes que las contienen.
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REIVINDICACIONES

1. Anilidas del 4cido trifluorometil-tiofencarboxilico caracterizadas

porque tienen las férmulas generales I, II y III,

S N R! /Q
l "u X-R3? ( )mzfg’ X-R?
R CF, S “cr,
| i
(R9
n
XY N
[ L X-R?
R CF,

en las cuales los sustituyentes tienen el siguiente significado:

R',R!,independientemente el uno del otro, alquilo-C;-C,, cicloalquilo-Cs-
Cs, alquenilo-C>-C,, alquinilo-C,-C,, alcoxi-C;-C4 - pudiendo esos
grupos estar sustituidos por halégeno -, H, halégeno, nitro, CN;

R? alquilo-C,-C,, cicloalquilo-C3-Cs, alcoxi-C;-Cs, pudiendo esos
grupos estar sustituidos por halégeno, H, OH;

R} alquilo-C;-C,,, cicloalquilo-C;-C,3, alquenilo-C,-C,;, cicloalquenilo-
Cs-C)2, alquinilo-C,-C,;, cicloalquilo-C;-C,;-alquilo-C,-C,, pudiendo
esos grupos estar sustituidos por R’;
fenilo, fenilalquilo-C,-Cs, fenilalquenilo-C,-Cg, fenilalquinilo-C;-Cs,
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2.

P

feniloxi-alquilo-C,-Cs, feniloxi-alquenilo-C;-Cg, feniloxi-alquinilo-
C,-C¢, pudiendo el resto alquilo, alquenilo y alquinilo estar
sustituidos por R’ y el anillo fenilo por R,

-C(R*=NORS;

O, S o enlace directo;

H, alquilo-C,-C,, cicloalquilo-C3-Cs, alcoxi-C,-C,, alquenilo-C;-C,,
alquinilo-C,-Cs - pudiendo esos grupos estar sustituidos por
halégeno -, halégeno, nitro, CN, fenilo, que puede estar sustituido
por R, fenoxi, que puede estar sustituido por R, alquil-C,-C¢-fenilo,
pudiendo el resto alquilo estar sustituido por halégeno, y el anillo
fenilo estar sustituido por R';

alquilo-C,-C,, cicloalquilo-C;-Cg, alquenilo-C,-C,, alquinilo-C;-C,,
pudiendo esos grupos estar sustituidos por halégeno,

fenilo, que puede estar sustituido por R';

alquilo-C,-C,, alcoxi-C,-Cs, alqueniloxi-C,-Cg, alquiniloxi-C,-Cs,
alcoxi-C;-C,-alcoxi-C,-Cy — pudiendo esos grupos estar sustituidos
por halégeno -, halégeno;

H R o alquilo-C;-C},, cicloalquilo-C3-C,;, alquenilo-C;-C,,
cicloalquenilo-Cs-C,;, cicloalquil-C;-C;z-alquilo-C;-C,, pudiendo
esos grupos estar sustituidos por halégeno;

fenilo, que puede estar sustituido por R?;

0-4

0, 1.

Anilidas del acido trifluorometil-tiofencarboxilico de las férmulas

generales I, IT o III segyin la reivindicacion 1, caracterizadas porque
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R' significa H, halégeno o alquilo-C,-Cs, que puede estar sustituido por
halégeno.

3.  Anilidas del 4cido trifluorometil-tiofencarboxilico de las formulas

generales 1, I o III segin la reivindicacion 2, caracterizadas porque

R' significa fliior, cloro, bromo, metilo.

4.  Anilidas del 4cido trifluorometil-tiofencarboxilico de las férmulas

generales I, II o III segiin una de las reivindicaciones 1 a 3, caracterizadas

porque

R? significa H, metilo, OH o metoxi.

5.  Anilidas del 4cido trifluorometil-tiofencarboxilico de las férmulas

generales I, II o III segiin una de las reivindicaciones 1 a 4, caracterizadas

porque

R significa alquilo-C;-C5, cicloalquilo-C;-C;;, alquenilo-C;-C,;,,
cicloalquenilo-Cs-C,;, alquinilo-C;-y;, pudiendo esos grupos estar
sustituidos por halégeno y alquilo-C,-C,; fenilo, fenilalquilo-C,-Cs,
pudiendo el anillo de fenilo estar sustituido con R’, o bien —
C(alquilo-C;-C;)=NO-R®, pudiendo el grupo alquilo-C;-C, estar
sustituido por halégeno.

6.  Anilidas del 4cido trifluorometil-tiofencarboxilico de las formulas

generales I, II o III segin una de las reivindicaciones 1 a 5, caracterizadas

porque

R significa alquilo-C,-C,, alcoxi -C,-C4 — pudiendo esos grupos estar
sustituidos por halégeno — o halégeno.

7.  Anilidas del écido triflucrometil-tiofencarboxilico de las férmulas

generales I, 11 o III segin una de las reivindicaciones 1 a 6, caracterizadas
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porque
X  significa un enlace directo u O.
8. Anilidas del acido trifluorometil-tiofencarboxilico de las férmulas

generales Ia, Ib, [1a, Ilb, IIla y IIIb conforme a la reivindicacioén 1,

S CF, X-R3
IMia
ia lla
&NQ.R’ (ﬂﬂ’ : \x_Ra sﬁ” x—R!
WU H §cr CF,
CFs ? Ilb
b Iib

caracterizadas porque los sustituyentes tienen los significados siguientes:

R significa alquilo-C;-C;;, cicloalquilo-C;-C,3, alquenilo-C,-Ci3,
cicloalquenilo-Cs-C,;, alquinilo-C,-C;; — pudiendo esos grupos estar
sustituidos por halégeno o por alquilo-C,-C, -, fenilo, fenilalquilo-
C;-Cs, pudiendo el anillo de fenilo estar sustituido por R3, o bien -
C(alquilo—C.-C4)=N0-R6, pudiendo el grupo alquilo-C\-C, estar
sustituido por halégeno;

X  significa un enlace directo u O.

9. Anilidas del acido trifluorometil-tiofencarboxilico de las férmulas

generales Ia, Ib, Ila, IIb, Illa y IIIb segin la reivindicacién 8,

caracterizadas porque

X  significa un enlace directo

75



N

10. Anilidas del acido trifluorometil-tiofencarboxilico de las férmulas
generales Ja, Ib, Ha, IIb, IIla y IIIb segin la reivindicacion 8,
caracterizadas porque

X  significa oxigeno.

11. Uso de las anilidas de 4cido trifluorometil-tiofencarboxilico de las
férmulas I, II o III conforme a la reivindicacién 1 para combatir hongos
nocivos.

12. Agentes fungicidas caracterizados porque contienen una cantidad
eficaz como fungicida de por lo menos una anilida de 4cido trifluorometil-
tiofencarboxilico de las férmulas generales I, IT o III

13. Procedimiento para combatir hongos nocivos, caracterizado porque
los hongos nocivos, su bitopo o las plantas, superficies, materiales o
espacios que han de mantenerse libres de ellos, son tratados con por lo
menos una cantidad que es eficaz como fungicida, de un agente fungicida
que contiene una anilida de 4cido trifluorometil-tiofencarboxilico de las
férmulas I, II o III, conforme a la reivindicacion 12.

BUENOS AIRES, MARZO DE 2004.
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alquilo-C,-C,,, cicloalquilo-C;-C,,, alquenilo-C,;-C,,, cicloalquenilo-
Cs-C,», alquinilo-C;-C,3, cicloalquilo-C;-C,2-alquilo-C,-C,, pudiendo
esos grupos estar sustituidos por R’;

fenilo, fenilalquilo-C,-Cs, fenilalquenilo-C,-Cs, fenilalquinilo-C,-Ce,
feniloxi-alquilo-C{-Cs, feniloxi-alquenilo-C,-Cg, feniloxi-alquinilo-
C-Cs, pudiendo el resto alquilo, alquenilo y alquinilo estar
sustituidos por R’ y el anillo fenilo por R

-C(R®y=NORS;

O, S o enlace directo;

H, alquilo-C,-C,, cicloalquilo-C;-Cg, alcoxi-C,-C,, alquenilo-C;-C,,
alquinilo-C,-C, - pudiendo esos grupos estar sustituidos por
hal6geno -, halégeno, nitro, CN, fenilo, que puede estar sustituido
por R', fenoxi, que puede estar sustituido por R', alquil-C,-C¢-fenilo,
pudiendo el resto alquilo estar sustitnido por halégeno, y el anillo
fenilo estar sustituido por R';

alquilo-C,-C,, cicloalquilo-C;-Cs, alquenilo-C,-C,, alquinilo-C,-C,,
pudiendo esos grupos estar sustituidos por halégeno,

fenilo, que puede estar sustituido por R';

alquilo-C,-C,, alcoxi-C;-Cs, alqueniloxi-C,-C;, alquiniloxi-C,-Cs,-
alcoxi-C,-C4-alcoxi-C-Cs — pudiendo esos grupos estar sustituidos
por halogeno -, halégeno;

H, R’ o alquilo-C;-Cj;, cicloalquilo-C3-Cys, alquenilo-C,-C,,
cicloalquenilo-Cs-Cy, cicloalquil-C;-Cyz-alquilo-C-Cy, pudiendo

esos grupos estar sustituidos por halégeno;



fenilo, que puede estar sustituido por R%;
n 0-4
m 0, 1.
Uso de las anilidas de écido trifluorometil-tiofencarboxilico como

fungicidas y los agentes que las contienen.



RESUMEN

ANILIDAS DEL ACIDO TRIFLUOROMETIL-
TIOFENCARBOXILICO Y SU USO COMO FUNGICIDAS

Anilidas del 4cido trifluorometil-tiofencarboxilico de las férmulas

generales I, IT y III
S N (R") N’@
1 L R xR m*s]:ﬁ\éz X-R?
R CF, CF,
! ]
(RY
n
S
I X-R3
. 5;_fEL ’
m CF,

en las cuales los sustituyentes tienen el siguiente significado:

R' R*,independientemente el uno de! otro, alquilo-C,-Cs, cicloalquilo-C;-
Ce, alquenilo-C;-C,4, alquinilo-C,-C,, alcoxi-C,-C4 - pudiendo esos
grupos estar sustituidos por halégeno -, H, haldégeno, nitro, CN;

R} H, OH, alquilo-C;-C,, cicloalquilo-C;-Cs, alcoxi-C;-Cs, pudiendo

esos grupos estar sustituidos por halégeno;



INTERNATIONAL SEARCH REPORT

I onal Application No

/EP2004/002933

w

=K. CUASSWICKTION OF SUBJECT MATTER
IPC 7 CO7D333/i2 . _ L

According lo Internaliona! Patenl Glassificalion (IPC) or 1o bolh national classification and IPC

B. FIELDS SEARCHED

~TATWMOm documentallon searched (dlassiicalion sysiem followed Dy GassKicalion symbols)
IPC 7 CO7D AOQIN

Tocumentalion saarchaed olher than minimum documantalion 1o the exient that such documents are inciuded in the fieids searched

“Elecironic daia base consdted during the inlemational search (name of data base and, whers practical, search terms used)
EPO-Internal, PAJ, WPI Data, CHEM ABS Data

C. DOCUMENTS CONSIDERED TO BE RELEVANT

Calegory *| Gitallon of docurnend, with indicalion, where appropriate, of the relevanl passages Relevant to claim No.
X EP 0 915 868 A (BAYER AG) 1-13
19 May 1999 (1999-05-19)
cited 1n the application
all compounds, especially compounds 15,
114, 152, 169
page 33, line 14 - page 33, column 16;
claims
D Further documents are lisled In the continuation of box C. E Patent family members are listed in annex.
* Spedai calegores of dited documents - hler m"%pﬁmﬁﬁmﬁﬂwmﬁmﬁ dgl:.
. not in con ap n
A" document defining the general state of the ant which is not
considered 10 beg p o8, ol mﬁ:;}gnmm the principle or theory underying tha
*E" earlier document bul published on or after tha internationat " decurment of particular relevancs; the disimed invention
fitng date cannol be considered noval or cannol be considerad 1o
! document which may throw doubts on prionty  ciaim(s) or involve an inveniive stap when the document is taken alone
which is ciled to astablish iha publication date of another "V document of padticulas relevance; the claimed invention
Citation or olher special reason (as specified) cannot be considerad 1o Involve an invanlive step when the
"O* documeni referring 1o an oral disclosure, use, exhibition or documani J& combined with one or more other such docu-
other means ments, such comblration being obvions to a person skilied
"P* document published pnor to the intemational filing date but in the art
leter than the prority dale climed *&* document mamber of iha sama palant family
ate of the aclual completion of the international saarch Date of mailing of the intemational search repont
29 June 2004 08/07/2004
Name and mailing address of tha ISA Authorized officer
European Palanl Office, P.B. 5818 Patentiaan 2
'Poll_.-(- 3 TS;V 340—20': Tx. 31 65 |
+31- 0, Tx. 31 657 epo ni, s
Fax {+31-70) 340-3016 Schmid, A

Form PCTASA/Z10 (sescond shael} (January 2004)



information on patent tamiy members

INTERNATIONAL SEARCH REPORT r

aticnal Application No

/EP2004/002933
Patent documen Publication Patent family Publication
__ cltedIn search report . ~_ dae _ _member(s) . __ date -

EF 0915868 A 19-05-1999 D 19629828 Al 29-01-1998
AU 3444197 A 10-02-1998
BR 9710400 A 17-08-1909
CN 1226244 A 18-08-1999
Ko 9803500 Al 28-01-1998
EP 0915868 Al 19-05-1999
HU 9903691 A2 28-04~2000
JP 2000616917 T 19-12-2000
RU 2194704 C2 20~-12-2002
us 2003078287 Al 24-04-2003
us 6319940 Bl 20-11-2001
Us 6534532 B1 18-03-2003

Form PCTASA/ZIC (palert family annex) (January 2004)




\L%f;. A f f

INTERNATIONALER RECHERCHENBERICHT

mm.hnela Aktenzeichen
/EP2004/002933
A. KLASSIFIZIERUNG DES ANMELDUNGSGEQENSTANDES

IPK 7 CO7D333/12 _ S S

Nach der Internationalen Patentidassifikation (IPK) oder nach der natlonalen Klagsifikalion und dar IPK

B. RECHERCHIERTE GEBIETE
Recharchierier Mindesipriisioff (Klassifikationssystem und Kasstiikalionssymbole )
IPK 7 CO7D AOIN

Racherchierie aber nicht zum Mindestprifstoff gehdrende Verdffenlichungen, sowell diese unter die recherchierien Gebiste failen

“Wahrend der inlernalionalen Recherche konsultierte alekironische Dalentank (Name der Dalenbank und evil. verwandste Suchbegriffe}
EPO-Internal, PAJ, WPI Data, CHEM ABS Data

C. ALS WESENTLICH ANGESEHEMNE UNTERLAGEN
Kategone® | Bazslchnung oar Vardttentichung, sowell edforderich unter Angabe dar in Betrachi kornmenden Telle

Betr. Anspruch Nr.

X EP 0 915 868 A (BAYER AG) 1-13
19. Mai 1999 (1999-05-19)

in der Anmeldung erwihnt

all compounds, especially compounds 15,
114, 152, 169

Sette 33, Zeile 14 - Seite 33, Spalte 16;
Anspriiche

D Waiters Verdffentlichungen sind der Forisatzung von FekiC zu
eninehmen

Siehe Anhang Palentiamilie

* Basonders Kalegorien von angegebenen VerSfianitichungen

*A* Verdifenllichung, die den aligemeinen Stand der Technik definiert,
aber nichl ais basonders bedeutsam anzusehen kst

*E" alleres Dokument, das jedoch arst am oder nach dem inlernationalen
Anmeldedatum verdifentiicht wordsn s

'L Vardffentichung, die geeignet isl, einan Prioritdtsanspruch zwelelhall er-
scheinan 71 lassen, oder durch dle das Verdftantichungsdatum einer

safl oder die aus ainem anderen besonderen Grund angegeben ket (wie
ausgeflhrt)

*Cr Veriffantlichung, die sich auf eine miindliche Offenbarung,

elne Banutzung, alpe Aussteliung oder andere Magnahmen bazieht

*P* Verdfanlichung, dia vor dem inlemationalen Anmeidedatum, aber nach
cem baanspruchien PrioriAisdatum verdftentiicht wordan ist

andaren im Recherchanbericht ganannten Verdftentichurg belegt werden «ys vgraffantichung von besonderar Bedeulung; die beanspruchie Erfindung

"T* Spétere VerGffentlichung, die nach dem internallonalen Anmekiaedatum
oder dam Priorititsdatumn verdfentlicht worden ist und mit dar
Anmeidung nicht kolidien, sondem nur zum Versi&ndnis des der 4
Effi 2u enden Prinzipe oder der ihr Zugrunde en
e incaloger

X" Verdffantlichuny) von basonderer Bedeutung; die boeanspruchte Erfindung
kann aliein :trlt‘%'und dieser Verbifentichung nicht als neu oder auf
arfinderischer Thfigkeit beruhend beirachiet werden

kann nicht als auf erfindarischer Tétigkelt baruhend betrachtat
warden, wenn die Verdffantlichung mit einer oder mehreren andaren
Venmffentichungen dieser Kal in Verbindung gebracht wird und
diase Verbindung fir einen Fachmann nahellegend

‘&* Verdffeniiichung, dis Mitgfed derselben Patentfamitie kst

Datum des Abschiussas dar intamationaien Recherche

29. Juni 2004

Absandedatum das intemationalen Recherchanberichts

08/07/2004 \

Nerne und Poslanschrilt der internationalen Recherchenbehdrde

Europiiisches Patentamt, P.B. 5818 Patentlaan 2

NL — 2280 RV i

1 Tel. {(+31-70) 340-2040, Tx, 31 551 epo nl,
Faxc {(+31-70) 340-3016

Bevollm&chtigter Bedlensteler

Schmid, A

Formblatl PCTASA/210 (Blatl 2) (Januar 2004}



INTERNATIONALER RECHERCHENBERICHT
Angaben zu Vensnem.m die zur selben Palenttamilie gendren

ationelus Aklenzeichen

PT/EP2004/002933

Im Recharchenbericht Datum der Mitglled(er) der Datum der
____angefthries Patentdokument Vertifentlichung Patantiamble ~ ___ __|  Verdffentlichung. —

EP 0915868 A 19-05-1999 DE 19629828 Al 29-01-1998
Al 3444197 A 10-02-1998
BR 9710400 A 17-08-1999
CN 1226244 A 18-08-1999
WO 9803500 Al 29-01-1998
EP 0915868 Al 19-05-1999
HU 9903691 A2 28-04-2000
JP 2000516917 T 19-12-2000
RU 2194704 C2 20-12-2002
US 2003078287 Al 24-04-2003
us 6319940 Bl 20-11-2001
us 6534532 Bl 18-03-2003

Formblall PGTASAZY0 {Anhang Pslentiamie) lentar 2004)




VERTRAG UBER DIE INTERNATIONALE ZUSAMMENARBEIT AUF DEM

GEBIET DES PATENTWESENS

PCT

i

INTERNATIONALER VORLAUFIGER BERICHT UBER DIE

PATENTIERBARKEIT

(Kapitel Il des Vertrags ber die intemationale Zusammenarbeit auf dem Gebiet des Patentwesens)

Aktanzelchen das Anmalders oder Anwalis

BASF AKTIENGESELLSCHAFT et al.

0000054393 WEITERES VORGEHEN siehe Formbilatt PCTAPEAM16
Intamationalas Aktenzeichen Internationales Anmeidedatum (TagMdonatlishy) | Prioridtsdatum (TaghMonatlahr)
PCTEP2004002933 20.03.2004 24.03.2003

Intemetionale Patentidassifikation (IPK) oder nationale Klassifimtion und IPK

C07D333/M2

Anmeider

Artlkgl 38 Gbermittelt wird.

1. Bel dlesem Bericht handelt es sich um den Intemationalen voridufigen Prifu
Internafionalen voridufigen Prifung beauftragten Behdrde nach Artikel 35 erstelit wurde und dem Anmelder gemin

2. Diessr BERICHT umfaBt insgesamt Blitter einschileSlich dieses Deckblatts.

3. AuBerdem llegen dem Bericht ANLAGEN bel; diese umfassen
a. [1 (an den Anmelder und das interationale Blro gesandt) Inagesamt Blitter; dabel handeit es sich um

der von der mit der

b. O

{1 Biatter mit der Beschreibung, Anepriichen undbder Zelchnungen, die gedndert wurden und diesem Bericht
zugrunde llegen, undbder Bifitter mit Berichtigungen, denen die Behdrde zugestimmt hat (slehe Regel
70.16 und Abschniit 607 der Verwaltungevorschriften).

1 Biatter, die frihere Blatier eraetzen, die aber aus den In Feld Nr. 1, Punkt 4 und Im Zusatrield angegebenen
Qriinden nach Auffassung der Behdrde eine Anderung enthalten, die iber den Offenbarungsgehak der
intemationalen Anmeldung In der urspringlich singerelchten Fassung hinausgeht.

{nur an das Intemationale Biro gesandi> mt (blite Art und Anzahl deriles eleidronischen
Datentriger{s) angeben) , dertie ein Sequanzprotokoll undbder die dazugehdrigen Taballan enthaltenthalten,
nur In co Form, wie Im Zusatzfeld betreffend das Sequenzprotokoll angegeben (slehe Abschnitt
802 der Verwaltungsvorschriften).

Diaser Baricht enthilt Angaben zu folgenden Punkten:

B3 FeldNr. | Grundiage des Beacheolds

O Feld Nr. I Prioritat

O FeldNr. Il  Keine Erstellung eines Gutachiens dber Neuheit, erfinderische Tatigkelt und gewerbliche
Anwendbarkelt

O FeldNr. IV  Mangeinde Einhettiichkelt der Erfindung

& FeldNr.V Begrindete Feststellung nach Arlkel 35(2) hinslichtlich der Neuhelt, der erfinderischan TatigkeHh
und der gewsrblichen Anwendbarkeit; Unterlagen und Erkdérungsn zur Stitzung dieser Feststellung

O FeldNr. VI  Bestimmte angefihrie Unterlagen

O FeldNr. VIl Bestimmte Mangel der intemationalen Anmeidung

I Feld Nr. Vill Bestimmte Bemerkungen zur intemationalen Anmeldung

Daturn der Einreichung des Anirags Datum der Ferligstafiung diases Barichia

31.07.2004 15.07.2005

Name und Postanachrift der mit der intemationalen Prifung Bavolimidchtigter Bedlensleter

beaufiragten BehOrde f"“n
Eurcpdisches Patantami s \

j D-80298 Mnchan Schmid, A i /

Tel. +49 80 2360 - 0 Txc 523656 epmu d
Fax: +49 80 2300 - 4485 Tel. +49 88 238909-8501 \-r"

Formblat PCTAPEA/408 (Deckbiatt) (Januar 2004)
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INTERNATIONALER V RLAUFIGER BERICHT Internationales Aktanzeichen
UBER DIE PATENTIERBARKEIT PCT/EP2004/002933

Feld Nr. | Grundlage des Berichts

1. Hinsichtlich der Sprache beruht der Bericht auf der intemationalen Anmeldung in der Sprache, in der sie
eingereicht wurde, sofem unter diesem Punkt nichts anderes angageben Ist.

O Der Bericht beruht auf einer Ubersetzung aus der Originalsprache in die folgende Sprache,
bei der es sich um die Sprache der Ubersetzung handelt, die f0r folgenden Zweck eingareicht worden ist:
[ intemationale Recherche (nach Regein 12.3 und 23.1 b))
O Vertifentlichung der intemnationalen Anmeldung (nach Regel 12.4)
O intemationale voridufige Prifung (nach Regeln 55.2 undbder 55.3)

2. Hinsichtlich der Bestandtelle* der intemationalen Anmeldung beruht der Bericht auf (Ersatzbidtter, die dem
Anmeideamt auf eine Aufforderung nach Artikel 14 hin vorgelegt wurden, gelten im Rahmen dieses Berichts als
“urspringlich eingereicht” und sind Ihm nicht beigefagt).

Beschrelbung, Selten

1-58 In der urepringfich eingereichten Fassung
Anspriiche, Nr.
1-13 in der urepriinglich eingaraichtan Fasaung

O einem Sequenzprotokoll undioder etwaigen dazugehdrigen Tabellen - sishe Zusatzfeld betreffend das
Sequenzprotokoll

3. O Aufgrund der Anderungen sind folgende Unterlagen fortgefallen:

O Baschreibung: Seite

O Anspriiche: Nr.

O Zesichnungen: Blatt/Abb.

O Sequenzprotokoll (genaus Angabeny);

O etwaige zum Sequenzprotokoll gehtrende Tabellen (genaue Angaben):

4. [1 Dieser Bericht Ist ohne Berlcksichtigung (von einigen) der diesem Bericht beigefiigten und nachstehend
aufgelisteten Anderungen erstellt worden, da diese aus den im Zusatzfeld angegebenen Grinden nach
Auffassung der Behdrde Ober den Offenbarungsgehait in der urspringlich singereichten Fassung hinausgehen

(Regel 70.2 c)).
O Beschrelbung: Seite
O Anspriche: Nr.
O Zeichnungen: Blatt/Abb.
0 .Sequenzprotokoll (genaue Angaben):
O etwaige zum Sequenzprotokoll gehBrende Tabellen (genaue Angaben):

* Nenn Punkt 4 zutrifft, kdnnen einige oder alle dieger Bldtter mit der Bemerkung
*ergetit* versehen werden.

Formblat PCTAPEA/400 (Januar 2004)
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INTERNATIONALER VORLAUFIGER BERICHT Intenationales Aktenzeichen
UBER DIE PATENTIERBARKEIT PCT/EP2004/002933

Fold Nr.V  Begr(indete Feststellung nach Artlkel 35 (2) hinsichtlich der Neuhsit, der erfinderischen
Titlgko:: und der gewerblichen Anwendbarkeit; Unterlagen und Erkiirungen zur Stitzung dieser
Feststellung

1. Feststellung
Neuheit (N) Ja:  Anspriiche 1-13
Nein: Anspriiche
Erfinderische Tatigkeit (IS) Ja: Anspriche 1-13

Nein: Anspriiche
Gewerbliche Anwendbarkeit (IA) Ja: Anspriche: 1-13

Nein: Anspriche:

2. Unterlagen und Erkidrungen (Regel 70.7):
siehe Belbiatt

Formblatt PCTAPEA/408 (Januar 2004)
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INTERNATI NALERV RLAUFIGER internationales Aktenzeichen
BERICHT ZUR PATENTIERBARKEIT

(BEIBLATT) PCT/EP2004/002933
Zu Punkt V

Begriindete Feststellung hinsichtlich der Neuhelt, der erfinderischen Tatigkelt
und der gewerblichen Anwendbarkeit; Unterlagen und Erklérungen zur Stitzung
dieser Feststellung

1)  Trifluoromethyl-thiophencarbonséureanilide, wie beansprucht, sind im n&chsten
Stand der Technik (siehe WO-A-98 03500) nicht offenbart und somit neu im Sinne
von Artikel 33(2) PCT.

2) Die Verbindungen, wie sie in WO-A-98 03500, Seiten 47 bis 90 offenbart sind,
umfassen sowohl zum Beispiel mit Halogen substituierte Thiophenecarbonséure-
anilide als auch Carbonséureanilide basierend auf anderen schwefelhattigen
Heterozyklen, welche wie die vorliegenden Verbindungen mit Trifluoromethyl
substituiert sind.

" Wie die Anmelderin mit Schreiben vom 22. 2. 2005 nachweisen konnte,weisen die
vorliegenden Verbindungen sowohl bei protektiver als auch bei kurativer
Anwendung eine deutlich bessere fungizide Wirksamkeit als die strukturell
néchstliegenden Verbindungen der Stands der Technik auf.

Da eine derartige Wirksamkeit flr die beanspruchten Verbindungen fiir den

Fachmann nicht zu erwarten war, ist auch eine erfinderische Tétigkeit im Sinne
von Artikel 33(3) PCT anzuerkennen.

Formbiatt PCT/Beiblat/400 (Blatt 1) (EPA-Januar 2004)
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RECIBO DE CAJA APLICADD AL EXPEDIENTE No.
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REQUISITOS NECESARIOS PARA PRESENTACION Y AGlLIZACION DEL
' TRAMITE

mmrsuslmcmg} MODELO DE UTILIDAD () () -

indicacion de que se soficifz (a concesion de una patente. { ’l E '

- Dalos deidentilicacion de! solicitante o de la persona que se prasentala nll:ilud. {

- Descripelon de fa Invenclén, { )

- Dibijos de sar estos perfinentes. {) (»
.= Comprobante de Pago de las tasas establecidas,
" COMPLETA (% INCOMPLETA { ) ()

DISERD INDUSTRIAL { )

- Indicaclén de que se solicita el registro de Disefio Industrial - { ) ()

-  Datos de identificacion del solicitante o de la persona que presenta ( '\) ()

- fa solicftud.

~ Representacion grafica o fotografica del Dlaeno lnduatml o muestr del .
Material que Incorpora el disefio. (). ()
Comprobante de pago de las tasas establecidas () ()
COMPLETA () . © INCOMPLETA (y ()

ESQUEMA DE TRAZADO { )

- Indicacibn de que solicita el registro dg un Esquema detrazado. . ( ) ()

- Datos de ldentificacion del soicitayte oYle Ia persona que presenta
La soliciud. ) () .
Representacién grifica del esqueiha de trazado {) ()
Comprobante de pago de las {asas\edtablecidas. () ()
COMPLETA () INCOMPLETA () ()

Flrma Responsable:

Fecha: .



Folio

2020
Bogotd DC

Doctor

EMILIO FERRERO

Apoderado

BASF AKTIENGESELLSCHAFT

REFERENCIA: Radicacién No. 05-108202
Solicitud Internacional PCT/EP2004/002933
Fecha inicio fase nacional  24-10-2005

Trémite 011
Evento 379
Actuacién 416
Oficio No. 864
Folios 001

Teniendo en cuenta que la solicitud de privilegio de patente que se tramita bajo el expediente
indicado en 1a referencia, retine los requisitos de forma establecidos en la Decisién 486 de la
Comisién de 1a Comunidad Andina, ¢l Tratado de Cooperacién en Matesia de Patentes (PCT), el
Reglamento y Ia Circular Unica de la Superintendencia de Industria y Comercio, se envia el extracto
de la solicitud a 1a Oficina de Comunicaciones para efecto de su publicacién en la Gaceta de
Propiedad Industrial.

Cémplase :
Dado en Bogoté DC 26 DIC. 285
CLARA LLANOS DE JAIMES

Jefe de la Di de Nuevas Creaciones (E)

202030



Industria y Comercio

SUPERINTENDENCIA
DIVISION DE NUEVAS CREACIONES

RADICACION EXPEDIENTE No. 05-108202

EL EXTRACTO DE LA PRESENTE SOLICITUD DE PATENTE DE INVENCION

PCT FUE PUBLICADO EN LA GACETA DE PROPIEDAD INDUSTRIAL No 563

DE FECHA 28 DE ABRIL DEL 2008, EL TERMINO HABIL SENALADO POR LA

LEY EXPIRA EL 31 DE JULIO DEL 2006

NOTA: Dentro del plazo de los seis (6) meses siguientes a partir de la fecha de publicacién
en la gaceta de Propiedad Indusirial, deberd solicitar y cancelar el examen de
patentabilidad so pena de que la solicitud caiga en abandono, de acuerdo con lo
establecido en el Articulo 44 de la Declsidn 486/2000.

SE PRESENTARON OPOSICIONES POR PARTE DE TERCEROS.

S| NO__ X

Bogota D.C., Fabrero de 2007
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