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(T PETITORIO
Industria y Comercio m%mngm -
Foc: AT-46:16 Dup. 2030 NUECREACIONE
SUPERINTENDENCIA E“%m“ s

Act 411 PRESENTACION Follow 226

FORMULARIO UNICO DE SOLICITUD DE PATENTE

PCT
ENTRADA EN FASE NACIONAL
SOLICITUD DE:
Patente de Invencién. [ pPatente de Modelo de Utilidad.
BdCapitulo . [ capitulo 1.
Nombre;: BAYER CROPSCIENCE
AKTIENGESELLSCHAFT 5
sociadad constitulda y existente bajo las leyes IDENTIFICACION
S LICITANTE .
1) de Repiiblica Federal de Alemania c.C. ] NIT |
Direccion: Alfred-Nobel-Str 50, C.E. O oro [
40789 Monheim
& Republica Federal de Alemania Cual
< . Namero -
Domicilio; 40789 Monheim
Repliblica Federal de Alemania
Nombre; EMILIO FERRERO IDENTIFICACION
?Ir:.:f:idn: g:?n:;a:-. No. 72-35 C.C. NIT O]
eléfono: 1
REPRESENTANTE Fax: 211 86 50 C.E. O Otro O
APODERADO E-maik: lien myp.com. Cual
Domicilio: Bogota, Colombia. Numero 438.019 T.P 31829
1. Ralf DUNKEL 2. Hans-Ludwig ELBE
@ Krischer Str. 22, Dasndckel 59,
40789 Monheim 42328 Wuppertal,
INVENTOR (ES) Republica Federal de Alemania Repuablica Federal de Alamania
(72) 3. Benolt HARTMANN 4. Jdrg, Nico GREUL
Farberstr. 1, Am Sandberg 30,
-' 40784 Langenfeld 42799 Lelchlingen,
Repiblica Federal de Alemania Republica Federal de Alemania
8. Ulirike WACHENDORFF-NEUMANN
§. KorstinlLG
Isidor-Caro-Str. 52 Oberer Markenweg 85,
51061 Koin - giﬁﬁaglﬂl;u;vle:g.m de Alemania
Republica Federal de Alsmania P
8. Karl-Helnz KUCK
7.  Petor DAHMEN Pastor-Loh-Str. 30%,
mch:::"- 61, 40764 Langenfeld
R li i
Repblica Federa! de Alemania epublica Federal de Alemania

@ PCT (86)
Solicitud Internacional No. PCT/EP2005/000808 Fecha: 22 de enero de 2005
Publicacién Internacional No. WO 2005/075411 A1 Fecha: 18 de agosto de 2005
I

TITULO (54)
@ HALOGENOALQUIL CARBOXAMIDAS PARA LA LUCHA CONTRA LOS
|~ MICROORGANISMOS

@ Clasificaci6n Internacional (51) C07C 233/66
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CAVELIER ABOGADOS COLO 13549-841-074-9 ID-502
. Prioridad | (33) Pals de Origen (32) Fecha (31) Numero de Solicitud
si No[l DE 6 de febrero de 2004 10 2004 005 786.9
@ C mprobante de pago No.: 06-55,828 Fecha: 24 de julio de 2008
Anexos:

G

-
13
La

Comprobante de pago de la tasa de presentaci6n de la solicitud por $ 463.000.00.
Comprobante de pago por reivindicacién de prioridad.

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

Poderes, si fuere el caso.

Oocumaento de cesién del inventor al solicitante 0 a su causante.
Declaraciones.

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

Traduccion de la solicitud intemacional al castellano. (Resumen, descripcién, reivindicaciones,
dibujos)

Copia del examen preliminar efectuado por la IPEA.

Traduccion del examen preliminar efectuado por la IPEA.

De ser el caso, copia del contrato de acceso.

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

De ser el caso, certificado de depdsito del material biolégico.

Arte final 12x12

De ser el caso, informacidn sobre otras solicitudes de patente o titulos obtenidos en el extranjero por
el mismo titular o su causante, relacionadas parcial o totalmente con la invencion de esta solicitud.
Otros: VER HOJA DE DOCUMENTOS ANEXOS
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@ Solicito la concesién de ia patente,
. NOMBRE: EMILIO FERRERO

FIRMA : é._o..- E—‘-&---——

C.C. 438.019 de Usaquén T.P, 31.928
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CAVELIER ABOGADOS COLO 13548-841-074-9 ID-502 1

DOCUMENTOS ANEXOS

1. [ Publicacién Internacional WO 2005/075411 A1
Descripcidn:
Péaginas 85 en el idioma original
Péaginas 100 en espafiol
Reivindicaciones: Namero (8)
Figuras: Namero (s)

2. [X] Forma PCT/ISA/210. Informe de Basqueda Internacional.

3. B Extracto de publicacién.

NO SE REALIZARON MODIFICACIONES EN LA
* FASE INTERNACIONAL
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- ABOG stOS

EDIFICIO SISK]
BOGOTA.8. COLOMBIA

S

- cl
Representacién y Poder con autenticacidn notaral y
Apostille para patentes, modelos de utilidad, diseflos
industriales, marcas de fibrics, nombres

comercisles, ensefias, nombres de dominio, lemas
comerciales, licencias.

Representation and Power-of- Attorney with notarial
authentication and Apostille for patents, utility models,
industrisl designs, trademarks, commercial names,

trade emblems, domain names, slogans, licenses.

1354

REPRESENTACION Y PODER REPRESENTATION AND POWER- F- joq46
ATTORNEY
Yo (nosotros), abajo firmado (s)/1 (we), the undersigned
) Bayer CropScience AG
domiciliado (s) en/of__A1fred-Nohel=Str_ 50
eb he patent application

Fo. 03 005.“574 filed by nlﬂin FERRERO on January 28, 2003 and

por el pmmte nombramos a EMILIO FERRERO, tpa. 31929;
GONZALO PBRDOMO tpa. 331; LUZ CLEMENCIA DE PAEZ, tpa.
23555 y GERMAN CAVELIER, tpa. 832, domiciliados en la Correra 4*
N* 72 35, Bogdﬂ'.' Coldmbia, en obedecimients a lo dispucsto en el
pardgrafo 10 de] Articulo 543 del Cédigo de Comercio, ¢l primero como
" principal y los demils como suplentes, en su onden, como mis (nuestros)
representantey’ en’ todos los amuntas de propiedad industrisl con facultad
para recibir notificaciones y nombrar spoderados judiciales o
extrajudicizles. El primer representante suplente reemplazard al principal
en caso de ausencia o impedimento temporal o definitivo de aquél. La
misma regla se aplicard cuando el segundo representante suplente haya
de reemplazar al primero, o el tercero al segundo. En tmlca casos, el
representante principal, o ¢l primero, o segundo suplente, en su caso, o
ambos, declardrin su intencién de no gjercer la representacién mediante
decterncién autenticads 'pof Notario Pdblico en Colombis, o por Notario
u otro Funcionario Piblico, o Cénaul de Colombia, en el extmanjero; y si
se tratare de impedimento, con el certificado respectivo. Si alguno de los
nombrados faltare definitivamente, el siguiente tomard su lugar. Cuando
cesare |2 susencia 0 impedimenio del representante principal, o de su
primcro o segundo suplentes, su caso, podrin ejercer |
representacién, en su orden, uno u otros segin ¢l caso, asumiéndola por
¢l solo hecho de ‘cjercerls, cesando en ese momento el gjercicio de 1a
representacién por el primeso, segundo o terces suplente en su caso.

Ademis, confiero (conferimos) poder & los sbogados arriba nombrados,
pan obiener 1a proteccién de mi (nuestra) propiedad industrial y contra
Ia competencia desleal, a cuyo efecto mnorizo (amos) a los dichos
apoderados pera que me (nos) representen ente cualesquicra entidades o
personas, ejerzan o no jurisdiccidn, especialmente ante las del orden

CAVELIER ABOGADOS
WPPODED]-179 (MINUTA 12.1.1.2.5)

in due compliance with the terma of paragraph 1st. of article
543 of the Commercial Code, do hereby appoint EMILIO
FERRERO, tpa. 31929; GONZALO PERDOMO, tpa. B31;
LUZ CLEMENCIA DE PAEZ, tpa 23555 and GERMAN
CAVBLIER, tpa. 832, domiciled at Carrera 4" N* 72 35,
Bogoth, Colombin, the first as principal and the others as
alterngtes, in the order of their appointment, as our
represeniatives for all industrial property matters with faculty
to receive notifications and to appoint attorneys in and out of
Couit. The first alternate shall replace the principal in case of
his absence or of temporal or definitive impediment. The same
rule will apply when the second alternate representative is to
replace the first one, or when the third is to replace the first or
second alternates in their turn, or both of them, second. In such
cases, the pmlclpll rep:uenutlve, or the ﬁm or lccond

) CCANE, erq:mmtlnun can be
inftheir sequence, by the principal, the first or
1 depending on case, and the mere fact or iz
ce. The exercise of the representsation by the

d alternates in their tum shall end at such

In addition, we grant a Power of Attomey in favor of the
above named attorneys at lsw so that they may obtain the
protection of my (our) industrial property and agminst the
unfiair competition, for which purpose 1 (we) authorize the said

attormeys to represent me (us) before any authorities or persons.



v . -.strqmm. mn'l:hclolo sdministrativo y judlmll sl como los
. nelts (2 arbitrafmento; en todo lo concerniente a los siguientes
ntos; u) Obtencién de patentes de invencién, modelos de utilidad, y
sefios industriales; el registro de marcas de Ffibrica, colectivas,
Jefensivas, de servicio, lemss comerciales, nombres comerciales,
cnseflas, nombres de dominio, variedades vegetnles y denominacicnes de
origen; su renovacidn, traspaso, cambio de nombre o domicilio,
cancelacitn voluntaria; y el registro de licencias de uso de esos derechos;
b) Las scciones de competencia desleal, proteccién del consumidor,
oposiciones u observacioncs, cancelacién administrativa y judicial,
nulidad, medidas cautelares, concesifn de licencias, la tutels, Ia
proteccidn de secretos industriales, y en general los juicios civiles,
penales, sdministrativos o contencioso administrutivos relacionados con
estos derechos; acciones y procesos que promovamos 0 ¢ nod
promuevan. Y para que en todos los asuntos arriba determinados, puedan
sustituir este mandato, trensigir, conciliar, admitir los hechos del
proceso, desistir, cancelsr, recibir, renunciar, y ratificar los actos de
agentes oficiosos.

with or without jurisdiction, specially those sdministrative,
administrative contentious snd judicinl, us well as before
Arbitration Court, in all matters conceming the following: )
Obtainment of patents, utility models and industrial designs;
the registration of trademarks, collective, defensive and service
marks, slogans, commercial names, trade emblems, domain
names, vegetal varieties and denominations of origin; its
rencwal, assignment, change of name or domicile, voluntary
cancellation; and the registration of licenses of use of the above
rights; b) Actions of unfhir competition, protection to the
congumer, oppositions or observations, administrative or Court
cancollation, nullity, infringement, granting of licenscs, the
action for writ mandemus, the protection of trade seerets, and
in general the civil, penal, and sdministrative suits relating to
those rights; actions and suits instituted by me (us) or against
me (us). And that in all the sbove matters they may substitute
this Power of Attorney, compromise, conciliate, admit the facts
of the case, desist, cancel, receive, Tesign, and mtify acts done
by representatives without & power of sitomey.

Dado y firmado hoy/Given and signed this 12th of February, 2003

enfin Leverkusen

porby_Dr. Axel Beder, Dr. Ralf-Riidiger Jesse

Firma

Signature

Bayer CropScience AG

fo 0

CAVELIER ABOGADOS
WPPODE01-179 (MINUTA 12.1.1.2.5)

Of BOSOTA, MAGD COWBTAR GUR LA
1A COINETDN 20W 1. O
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7 | TENTICACION NOTARIAL (SOCIEDAD)

L) |II

ascrito Notgric Cegtifica: Que Ia firma que anteceds de
X d‘“’-! R g'm Y . Bgle- A .’gg[ Le
auténtica; que ¢l signatario desemnpefia actualmente el cargo
#__ Secrelacdal
de la compahia PQQH pCc Cmpsl:img AG

NOTARIAL AUTHENTICATION (COMPANY)

The undersigned Notary certifies: That the preceding signature
of

Or. Axel Beder and Dr. Relf-Rildiger Jesse

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

.—secretaries
of the company Bayer CropScience AG

" sociedad que actualments existe y estd organizada de acuerdo a
las leyes de A(_Qn\oniq

a company currently existing and organized under the laws of___
Germany

que Ia direccidn de dicha companis es A1 £ted Wbl -S_r’.
SO, 40389 Monheim, Alowiavia

that the nddress is __Alfred-Nobel-Str. 50,
40789 Monheim, Germany

y que el signatario tiene facultad para otorgar este documento.

Todos los hechos anteriores le constan por haber examinado los
documentos respectivps y de todo ello da fe.
Dadoy firmadoen S eve (eulen

B 3de {ofreno, J003

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

The Notary Public is aware and attests to the above facts upon
examination of the corresponding documents.
Givenand signedin__ | avarkjaen

on 12th of February, 2003

2N

El Notario Piblico - The Notary Public

(Firma-sclio)

(Signature-seal)
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beglaubige die vor mir vollzogenen Unterschriften :

1. “\des Herrn Dr. Ralf-Riidiger Jesse, geschiftepansassig
in D 51368 Leverkusen, Bayerwerk, Germany,
2. I} Hefrn Dr. Axel Bader, geschiftsansidssig

i\ D 51368 Leverkusen, Bayerwerk, Germany,

Ich bescheiljige aufgrund Einsicht in das Handelsregister des
enfeld - HRB 3990 -, daf® die genannten Herren
, die Bayer CropScience Aktlengesellschaft in
Monheim am Rhilin als Prokuristen einzeln zu vertreten.

Leverkusen, den . FPebruar 2003

DE BODOTA, WAQO CONDTAR OUR LA -
POTOCOPIA COMEIBR CON L ORI,
GUE HE TENIDD A LA VTITA
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APOSTILLE
{Convention de La Haya du 5 octobre 1681)
§ 1.land: Bundesrepublik Dzutschiand
Diesa dffantiiche Urkunde
2. ist unterschiieban von

Dirkk HeiderhoLe

3. in seiner Eigenschafl als Notar

4_sie is! versehen mit demn-Stampel/Slegel des (desd)
vot+ars dirk Heider hofyf

iw Laver kusen

BesiBis! "9 7. FEB. 2009

5. nKshh 8. am
7. durch den Vizeprisidanten des Landgerichts Koin

8.unterNr._E€2( 03

10. Urserschrift;
& <. Calebe




TRADUCCION OFICIAL No. 10.05/02 realizada por Diego Vargas, Traductor
Oficial, Resolucién No. 0001 de 1999 del Ministerio de Justicia y

registrado ante el Ministerio de Relaciones Exteriores de Colombia.

A continuacién se traducen los Bellos y legalizaciones de un
documento escrito en inglés y espaficl por medio del cual Bayer
CropScience AG, d0t-niciliado en Al:‘:'red-Nobel-Str. 50, 40789 Monheim,
Alemania, por el presente ratifica la solicitud de patente No.
03.005.574, presentada por EMILIO FERRERO el 28 de enero de 2003 y
otorga derechos de representacién y poder a los Doctores EMILIO
FERRERO, tpa. 31929%; GONZALO PERDOMO, tpa. 831; LUZ CLEMENCIA DE
PAEZ, tpa. 23555 y GERMAN CAVELIER, tpa. 832, domiciliados en 1la

Carrera 4° No. 72-35.

Dado y firmado hoy 12 de febrero de 2003

en Leverkusen

por Dr. Axel Brader, Dr. Ralf-Ridiger Jesse

Bayer CropScience AG

Firma Ilegible Firma Ilegip¥e}

SR m?

PABLO MENDEZ HARAJAS

lm'l'Anltl) ,El i

(ANEXO)

AUTENTICACION NOTARIAL (SOCIEDAD) en donde se certifican la firma

anterior del Doctor Axel Bader y del Doctor?-l!ﬂ ?e; Jease como
VAKEAS z.

TRADUCTOR E INTERPRETE OFICIAL
ESPANOL - INGLES - INGLES - ESPAROL
RES. 0001 DE ENERO 4 DE 19991
MINISTFRIOY DF RISTICIA



Secretarios de Bayer CropScience AG, una sociedad actualmente

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

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

firmado en Leverkusen el 12 de febrero del 2003.

Firma Ilegible
Notario PGblico Selio

Se anexa autenticacidn notarial en alemin de las firmas Eu:eriores.
v =2
Respaldo: G Ve ?-_
bg N B
Apostilla expedida por Alemania y certificado el ’I% demfeﬁggro de
el - B
2003 bajo el nfimero 482/03. ': “ Ea
" = §

g H
. . = L. b~ ] J’
oficina para su confrontaciénm. Bae e
JAECRE 1
. fars b=} S
oo "
DVZ/ID-4268/WPCL002G/COLO 13549-841-002-0 ;.:;"ff:ﬂ -

TRADUCTOR E INTERPRETE onq:LOL
ESPAROL - INGLES — INGLES - ESPA
RES, 000} DE ENERO 4 DE 1999
\INISTERIO DE JUSTICIA

TN
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TRADUCCION OFICIAL No. 9450

de un documento escrito en Alemin, efectuada por Luz Arriaga de
Herber, resolucién del Ministerio de Justicia 599 del 6 de
marzo 1978.- :
Traduccién de los sellos y autenticaciones que aparecen en el
documento de representacién y poder, escrito en espaficl e
ipglés!: ﬁpor mgaié del.EuaiwlgﬂEirma Bayer CropScience AG,
domlciiiada: e;I Alfred-Nobel-Str. 50, D 40789 Monheim,
Alemania, otorga poder a EMILIO FERRERO, tpa. 31929; GONZALO
.. PERDOMO;” tpa. 831 LUZ CLEMENCIA DE PAEZ, tpa 23555 y GERMAN
. .GAVELIER, tpa. 832, dlc-.;mic_:il:i,adoq en la Carrera 4 No. 72-35,
. Bogota, Colombia.. Da&o y fi;mado el 12 de febrero 2003 en

Levefkusen, Alemaﬁia, por los sefliores Dr. Axel Bader y Dr.

i wovRalf~Riidiger Jesse.

Autenticaciéﬁ en espaficl e inglés de las firmas antecedentes y
certificacié de existencia de la sociedad por el notario de
Leverkusem, Birk Heiderhoff.

W
LT

Fdo.: firma ilegible

Sello redondo en tinta: R A
1 B R
o
PABLO MEMDEX RARA A5
NOTARIQ {E,

A Y L FL

P 4 NALA LE l-g.mﬂ.-ii
v LRI L LS L L IRINEH

ete-p! -, ' . g

Dirk Heiderhoff, notaric de Leverkusen

1



Protocolo notarial 242/2003

Certifico la autenticidad de la firma antecedentes puestas

ante mi por los seflores

1. Dr. Ralf-Ridiger Jesse, con domicilio comercial en D-
51368, Bayerwerk, Alemania,
2. Dr. Axel Bader, con domicllic comercial en D-51368,

Bayerwerk, Alemania,

a quienes conozco en persona.

Certifico, por haber tenido la lista el registro de comercio
del Juzgado Municipal de Langenfeld -HRB 3990- que los
menclonados sefiores estan facultados, en su calidad de
apoderados, para representar individvalmente a la firma Bayer
CropScience Aktiengesellschaft, domiciliada en Monheim am

Rheln.

Leverkusen, 12 de febrero 2003
(Hilo y oblea notarlal)
Fdo.: firma 1legible, Notario

Costas

Art. 141, 154 KostO

Valor EUROS 3.000,-

Derechos Art. 32,45 EUROS 10, -

! o ur. MERUER
sl el fi oviciaL

S - LY e -
Rewnl: o0 M LR TN [

Ay



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

Fdo.: Heiderhoff, notario

5.

- tn ;
9. Sello 3;3:% 2
iuig i
El Presidente del ';@f_egibl-e ?‘j
[T e ] b} "
i : Ee# v T3
Tribunal Regional de Colonia aliebe 2zt %
3l e
_______ :?ﬁz ¥

APOSTILLA
(Convention de La Haye du 5 octobre 1961)
Pais: Repiblica Federal de Alemania
Este documento piiblico
Ha sido firmado por Dirk Helderhoff

Actuando en calidad de notario

-

o B
Lleva el sello del notario Dirk Heiderhoff, nﬁtar}o qu-
Leverkusen ;f?a . L3l
- A ".’q

Certificado . A

., '1

en Colonia

otu0 aoTama m

08 A0GOTA, MASO

ES TRADUCCION FIEL COMPI.E,‘TA,& de la cual se deja copia en los

archivos de estas oficinas para su confrontacién.

(4
Bogot4, 14 de marzo 2003.

soaoa HGHULKE

4 ' : ("C &:mt
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(12) NACH DEM VERTRAG UBER DIE INTERNATIONALE ZUSAMMENARBEIT AUF DEM GEBIET DES
PATENTWESENS (PCT) VEROFFENTLICHTE INTERNATIONALE ANMELDUNG

SR

(1) Weltorganisation flir geitiges Eigentum
Internationalcs Bliro

ia
ll 'l

(43) Internutionnles Verdifentlichungadatum
18. August 2005 (18.08.2005)

/oA ‘I Y
‘l'l"‘

4&

PCT

(10) Internationale Vertiffentlichangasnummer

WO 2005/075411 Al

(51) Internationule Patentkinssifikution” CO07C 233/66,
CO7D 231/14, 231716, 327/06, AOIN 43/56, 37/18

(21) Iniernationules Aklemeelchen: PCT/EP2005/000608

{22) Iniermationales Anmeldedatum:
22 Januar 2005 (22.01.2005)

(25) Elnreichungssprache: Dentsch

(26) Veriiffentlichungsspruche: Deulsch

(30) Angsben zur Prioritit:

102004 005 7869 6. L%ebruar 2004 (06.02.2004) DE

(71) Anmelder (fir alle Bestimmungsstaaten mit Ausnahme
vor US): BAYER CROPSCIENCE AKTIENGE-
SELLSCHAFT [DE/DE]; Allred-Nobel-Str. 50, 40789
Monheim (DE).

(72) Erfinder; und

(75) Erfinder/Anmelder (nur fir USjj DUNKEL, Rall
[DE/DE]; Krischer Str 22, 40789 Monheim (DEH).
ELBE, Hans-Ludwig [DE/DE]; Dasniickel 59, 42329
Wuppertal (DE). HARTMANN, Bendlt |FR/DE]; Flir-
beostr. |, 40764 Langenfold (DE). GREUL, J3rg, Nico
[DE/DE]; Am Sandberg 30m, 42799 Leichlingen (DE).
I1.G, Kerstin [DE/DE]; Isidor-Caro-Str. 52, 51061 Kbin
(DE). WACHENDORFF-NEUMANN, Ulrike [DE/DE];
Oberer Markenwreg 85, 56566 Nouwiad (DE). DAHMEN,
Peter [DE/DE]; Altebrickerstr. 61, 41470 Neuss (DE).
KUCK, Karl-Helnz [DE/DE]; Pastor-LOh-Str. 30u, 40764
Langenfold (DE).

(74) Gemelnsamer Vertreter: HAYER CROPSCIENCE
AKTIENGESELLSCHAFT; Businoss Planning and
Administration, Law and Patents, Patents and Licensing,
Kaiser-Wilhelm-Allee, 51373 Leverkusen (DE).

(81) Bd.lmmu_llt-l (sowelt nicht anders angageben, fiir
nationale mm'ﬂ'ﬁ AE- AG, AL,

4B, GD, GE, GH, GM, HR, HU, ID, 1L, IN, IS, JF, KE,
wKZ,LC, LK, LR, LS, LT, LU, LV, MA, MD,
MG, MK, MN, MW, MX, MZ, NA, N1, NO, NZ, OM, PG,
PH, PL, PT, RO, RU, SC, 8D, SB, $G, SK, SL, SY. TJ, T™,
TN, TR, TT, TZ, UA, UG, US, UZ, VC, VN, YU, ZA, ZM,
Zw,

(84) Bestimmungssinaien (soweir nicht anderx angegeben, fir
Jeda verfigbare regionale Schuizrechisart): ARIPO (BW,
GH, GM, KE, LS, MW, MZ, NA, SD, SL, 87, TZ, UG,
M, ZW), curasisches (AM, AZ, BY, KG, KZ, MD, RU,
T), TM), europitisches (AT, BE, BG, CH, CY, CZ, DE, DK,
EE, BS, Fl, FR, GB, GR, HU, IR, IS, IT, LT, LU, MC, NL,
PL, PT, RO, SE, SI, SK, TR), OAPI (BF, BRI, CF, CG, CI,
CM, GA, GN, GQ, GW, ML, MR, NE, SN, TD, TG).

VerSiTentlichi:

—  mit internationalem Recherchenbericht

—  vor Ablayf der fiir Anderungen dar Anspriiche gelienden
Frist; Ver8ffenilichung wird wisderholt, failt Anderungen
einireffen

Zur Erkiirung der Zwelbuchstaben-Codes smd der anderen Ab-
kitrungen wird auf dis Erklirungen ("Guidance Notes on Co-
des and Abbreviations") am Anfang jeder regulBren Ausgabe der
PCT-Gazetie verwiazen
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(54) Title: HALOALKYL CARBOXAMIDLS FOR CONTROLLING MICRO-ORGANISMS
{(54) Bezelchnung: HALOALKYLCARBOXAMIDE ZUR BEKAMPFUNG VON MIXROORGANISMEN

(57) Abstract: The invention relates to novel haloalky] carboxamides of formula (T), in
which R, R1, R2, R3, R4, M and A are defincd as cited in the description, lo several
mcthods for producing said substances and to their use for controlling undesirable micro-
R organisms. The invention also rolatos to novel intermediate products and to the production

of the Imter.
R @
(57) Zusammenfamning: Neue Haloalkylcarboxarmaide der Foarmel (T) (T) in welcher R,
R1,RZ, R3, R4, M und A die in der Beschreibung angegebenen Bedcutungen haben, mehrere Verfahren zor Herstellang diescr Stoffe
und deren Verwendung zur Bekiimpfang uncrwitnachter Mikroorganismen, sowie neac Zwischenprodukie und deren Harstellung.
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HALOALKYLCARBOXAMIDE ZUR BEKAMPFUNG VON MIKROORGANIHEMEN

Dﬁwﬁmﬂe&ﬁnﬁmgheﬁiﬁmﬂlwmhmVuﬁhmmdﬂmﬂﬁ
stellung und deren Verwendung zur Bekiimpfung von unerwiinschten Mikroorganismen.

Es ist bereits belmmt, dass zahlreiche Carboxamide fingizide Rigenschafien besitzen (vgl. zB. WO
03/010149, WO 02/059086, EP-A 0 824 099, EP-A 0 737 682, EP-A 0591 699, EP-A 0 589 301,
EP-A 0 545 099, DE-A 24 09 011, DE-A 20 06 472, JP-A 2001-302605, JP-A. 10-251240, JP-A

" 8176112, JP-A 892223 und JP-A 53-72823). Somdbuuhnhhmchewbm

g:wmdm.d:ennAlky!tcﬂnmhtmbatmnutmd,sz N-Allyl-N-{2<(1,3-dimethylbutyT)phenyl]-

1-metiyl-3-(trifluormetiyf)-1H-pyraznl-4-carboxamid aus WO 02/059086, N-[2~(1,3-Dimethylbutyl)- .
. phemyl}-2,4-dimethyl-1,3-thiseol-5-carboxemid sus EP-A 0 824 099 und 5-Fhuor-1,3-dimethyl-N:f2- .

(1,3 3-trimethyibutyT)phenyl}-1H-pyrazol-4-carboxamid aus WO 03/010149. Dic Wirksamieit dieser

.Stoffe ist gnt, 1isst aber in manchen Filllen, zB. bei niedrigen Anfwandmengen zn witnschen fTbrig. ]

Es wurden min neue Haloalkylcarboxamide der Formel (I)

I e o

. inwelches

R fir Wasserstoff oder Halogen steht,

R'  fir Wesserstoff oder Methyl steht,

R?  fiir Methyl, Bthyl oder C;-Cy-Halogenalkyl mit 1 bis 9 Fluor-, Chlor- und/oder Bromatomen

. steht, )

R'  fir Halogen oder C,-Cy-Halogenalkyl mit 1 bis 9 Fluor-, Chlor- und/oder Bromatomen steht,

R'  fiir Wasserstoff, C)-C-Alkyl, Ci-Cs-Alkylsulfinyl, Cr-Ce-Alkylsulfonyl, Cr-Ce-Alknxy-Cy-Ce-
alkyl, Cs-CeCycloalkyl; Cy-CHalogenalkyl, C;-C-Halogemalkylthio, Cr-Cy-Halogenalkyi-
sulfinyl, C;-CeHalogenalkylanilfonyl, Halogen-Cr-Cyalkaxy-C;-Coalkyl, Cy-Ce-Halogen-
cycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor- und/oder Bromatomen; Formntyl, Formyl-Cy-Cs-
alkyl, (C,-Cs-AlkyDcarbonyl-Cy-Cy-alkyl, (C;-Cs-Alknxy)oarbonyl-Cy-Cy-alkyl; Halogen-(C;-
Cy-alkyl)carbostyl-C;-Cs-alkyl, Halogen~(Cy-Cs-alkuxy)carbomyh-Cy-Cy-alkyl mit jeweils 1 bis
13 Fluar-, Chlor- und/oder Bromatomen;
(Cr-CrAlkyDearbonyl, (C;-Cy-Alkuxy)oarbonyl, (C;-CAlkaxy-Cy-Celkyl)carbany), (CrCe-
Cycloalkyl)carbonyl; (Cr-CeHalogenalkylcarboryl, (C;-Ce-Halogenalkoxy)cerbonyl, (Halo-
gen-Cr-Co-allomy-C;-Cor-alkyNearbomyl, (Cs-Cy-Halogenoycloalkyl)carbony! mit jeweils 1 bis 9
Fhuor-, Chlor- und/oder Bromatomen; oder -C=O)C(=0)R?, -CONRR” oder -CH;NR'R® sieht,

D
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R’  fir Wassemstoff, Ci-CrrAlkyl, C;-Ce-Allixy, C-Ce-Alkoxy-C,-Ce-alkyl, Cs-Cy-Cycloalkyl;
C,-CoHalogenalkyl, C,-Ce-Halogenalkoxy, Halogen-C,-Cy-alkoxy-C)-Crtlkyl, Cs-Cy-Halo-
gencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor- und/oder Bromatomen steht,

R® und R” unabhiingig voneinander jeweils flir Wasserstoff, C;-Cy-Alkyl, C;-Cy-Alknxy-C-Ce-alkyl,
Cy-CyCycloalkyl; C,-CrHalogenalkyl, Halogen-C,-C-alknxy-Cr-Cralkyl, C;-Co-Halogen-
cycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor- und/oder Bromatomen stehen,

R® und R” suBerdem gemeinsam mit dem Stickstoffatom, en das sie gebunden sind, einen gegebenen-
fulls einfach oder mehrfach, gleich oder verschieden durch Halogen oder C,-C-Alkyl
substitnierten gesliitigten Heterocyclus mit 5 bis 8 Ringatomen bilden, wobei der Hetero-

cyclus 1 oder 2 weiters, nicht benachbarte Heteroatome sus der Reihe Sauerstoff, Schwefe]

oder NR'® enthalten kenn,
R® und B’ unabhiingig voneinander fir Wasserstoff, C-Ce-Alkyl, Cy-Cy-Cycloalkyl; C;-Cy-Helogm-
alkyl, Cs-Cs-Halogencycloalkyl mit jeweils 1 his 9 Fluor-, Chlor- und/oder Bromatomen sichen,

R"* und R® auBerdem gemeinsam mit dem Stickstoffatom, an das sis gebumden sind, einen gegebenen-

falls einfach oder mebrfach, gleich oder verschieden durch Halogen oder C;-Cy-Alkyl
substituierten gesAttigten Hetegocyclus mit 5 bis 8 Ringstomen bilden, wobei der Hotero-
cyclus 1 oder 2 weitere, nicht benachbarte Heteroatome us der Reihe Ssuerstoff, Schwedel
oder NR" enthalten kenn,

R  fiir Wasserstoff oder C)-Ce-Alkyl steht,

M  fir einen jeweils einfich durch R gubstitvierten Phenyl-, Pyridin- oder Pyrimidin-,
Pyridazin oder Pyrazin-Ring oder fir einen durch R gubstituierten Thiszol Ring steht,

R"  flir Wasserstoff, Fluar, Chlar, Methyl, iso-Propyl, Methylthio oder Trifluormethy] steht,

R flir Wasserntoff, Methyl, Methylthio oder Trifluarmefityl steht,

A for den Rest der Formel (Al)

R‘
'3

14

R® (A1) sielt, in welcher

R®  fir Wassarstoff, Cyano, Halogen, Nitro, C;-Ce-Alkyl, Cy-Co-Alkazy, Cr-CrAlkyl-
thio, Cy-Ce-Cycloalkyl, C;-Cy-Halogenalkyl, C;-C-Halogenalkoxy oder C,-C-Halo-
genalkylthio mit jeweils 1 bis 5 Helogenatomen, Aminocarbonyl odar Aminocar-
bony-C;-Co-alkyl stekt,

R  fir Wasserstoff, Haloge, Cyano, C;-C-Alkyl, Cy-Cr-Alkuxy oder C-Ce-Aliyithio
steht,

R*  fir Wassamsioff, C,-Cy-Alkyl, Hydroxy-C,-Cralkyl, CrCo-Alkemyl, Cy-Cs-Cyclo-
alkyl, Cy-C-Alkylthio-Cy-Coalkyl, C;-C-Alkuny-Cy-Ceralkyl, Cy-Cy Halogenalkyl,

o
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Ci-CrHalogenalkylthio-C,-Gealkyl, C;-Cy-Halogenalkaxy-C,-Cy-alkyl mit jeweils 1
bis 5 Halogenstomen, oder Pheavyl steht,

fiir den Rest der Formel (A2)

Ril 14

) s e —

R g

R" und R'® unabhiingig voneinander fir Wasserstoff, Halogen, C,-Cy-Alkyl oder C,-C-Halo-
genalkyl mit 1 bis 5 Halogenatomen steht,

R”  for Halogeo, Cymno oder Cy-Cy-Alkyl, oder C;-Co-Halogenalkyl oder Cp-Ce-Halogen-
alkoxy mit jeweils 1 bis 5 Helogenatomen steht,

fitr dem Rest der Formel (A3)

R‘l
R Y-

R"™ und R" unabhlingig voneinander fiir Wasserstoff, Halogen, C,-Ce-Alkyl oder Ci-Cy-
Halogenalkyl mit 1 bis 5 Helogenatomen steht,

R®  fir Wasserstoff, Halogen, C;-Cy-Alkyl oder C;-Ce-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Halogen-
atomen sicht, :

filr den Rest der Farmel (A4)

C( (A4) steht, in welcher
R

R"  fir Wassenstoff, Halogen, Hydroxy, Cyano, Cr-CrAlkyl, Cr-Ce-Halogenalkyl, Cr-Ce-
Halogenalkexy oder Cy-C-Halogenalkyltitio mit jeweils 1 bis 5 Halogenatomen steht,

fiir den Rest der Formal (A5)

N
P

N~ “R%

R?  for Halogen, Hydroxy, Cyzno, Ci-Ce-Alkyl, Ci-Co-Alkoxy, C;-Ce-Alkylthio, C,-Cy-
Halogenalkyl, C,-C;-Halogenalkyithio oder C;-Cy-Halogenslkoxy mit jeweils 1 bis 5
Halogenatomen steht,

(AS) sieht, in welcher

\Y
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-4

R®  fir Wasserstoff, Halogen, Cyano, Cy-Ce-Alkyl, C,-C-Alkoxy, C;-Co-Alkylthio, C,-
CyHalogenalkyl, -C,;-C-Halogenalknxy mit jeweils 1 bis 5 Halogenatomen, C;-Cy-
Alkylsulphinyl oder C;-Co-Alkylsulphonyl steht,

fiir den Rest der Formel (A6)

1
o” R

R*  for C;-CrAlkyl oder Ci-CoHalogenalkyl mit 1 bis 5 Halogenatomen stelt,

R*®  fitr C;-C,-Alkyl steht,

Q' fiir S (Schwefel), O (Saverstoff), SO, SO; oder CH; steht,

p  furo, 1 oder 2, wobei R* fiir identische oder verschiedens Reste steht, wemn p filr 2
steht,

fiir den Rest der Formel (A7)

R®
(I (A7) steht, in welcher
S

R¥  fir C,-Ce-Alkyl oder C;-C-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Halogenainmen steht,

fitr den Rest der Formel (A8)

EI (AS) steht, in welcher
o

R¥  fir C-Ce-Alkyl oder C;-Cy-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Halogenatomen steht,

fiir den Rest der Formel (A9)

,: Zlo\g . (A9) steht, in welcher

R™ und R® unabhiingig voneinender fitr Wasserstoff, Halogen, Amino, Ci-Ce-Alkyl oder C;-
C-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Halogenatomen stehen,

R®  filr Wasserstoff, Halogen, C;-Cy-Alkyl oder Ci-Cy-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Halogen-
atomen stebt,

fiir den Rest der Formel (A10)
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R®
lf{ (A10) steht, in welcher
R o

R"mnnmﬂmmmwmmmmwmcla-mmcr

Rﬂ

oder
A

o

~ &

o ;

Co-Halogenalkyl having 1 bis 5 Halogenstomen stehen,
fiir Wasserstoff, Halogen, C,-C-Alkyl oder C,-C-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Halogenatomen
stelt,

fitr den Rest der Formel (A11)

- ,E{ (A11) steht, in welcher

R*  fir Wassexstoff, Halogen, Amino, C;-C-Alkylamino, Di-(Cy-Cy-alkyl)amino, Cyano,
Cy-Cy-Alkyl oder C,-C,-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Halogenatomen steht,
RY  fir Halogen, C,-Ci-Alkyl oder C;-Cy-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Halogenatomen steht,

for den Rost der Formel (A12)

2 T y—
v

R*®  fiir Wasserstoff, Halogen, Amino, C,-Cy-Alkylamino, ﬁi-(c.-&-llwi)mim. Cyano,
C,-C-Alkyl oder C,-C-Halogenalkyl mit 1 bis § Halogenatomen steht,
RY  for Halogen, C,-Cy-Alkyl oder C;-Cy-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Halogenatomen steht,

fitr den Rest der Farmel (A13)
R.

NI \ (A13) gteht, in welcher

8
R®  fiir Halogen, C,-Cy-Alkyl oder C;-Cy-Halogenalky! mit 1 bis 5 Halogenatomen steht,

iy den Rest der Formel (A14)

. ’E{ (A14) steht, in welcher

(¢}

R®  fiir Wasserstoff oder C,-C-Alky] steht,
RY  for Halogen oder C;-Cy-Alkyi stelt,
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‘oder
A

” &

" &

> §

fitr den Rest der Formel (A15)

{ \S (A15) stekt, in welcher
o” “R" .

RY  fiir C-Ci-Alkyl oder C;-Cy-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Halogenatoren steht,

fitr den Rest der Formel (A16)

N.
E:I (A16) steht, in welcher
N~ “R® .
R% mwmmmc,&mmqawmﬁ{msmm
atomen steht,

fir den Rest der Formel (A17)

K

o~
N

R®  for Halogen, Hydraxy, C;-CeAlkyl, Cy-Co-Alkuxy, Cs-Ce-Alkylio, Cy-Ce Baloges-
alkyl, C,-Cy-Halogenalkylthio oder C,-C-Halogenalkoxy mit jeweils 1 bis 5 Halo-
"genatomen steht,

} {A17) steht, in welcher

fiir dea Rest der Formel (A18)

Rll
R‘MR‘"
'i' (A18) steht, in welcher

RY

R  fir Wasserstoff, Cyana, C;-Cy-Alkyl, C-CoHalogenalkyl mit 1 bis 5 Halogenato-
men, Cr-CeAlkoxy-C,-Coalkyl, Hydroxy-C,-Coalkyl, Ci-Co-Alkylsulfonyl, Di(Cr-
Cyalkyaminogalfonyl, Cy-Ce-Alkyloarbonyl oder jeweils gegebenentfills substity-

jertes Phenylsulfonyl oder Benzoy! steht,

R®  fir Wesserstoff, Halogen, C,-C-Alkyl oder C;-Cy-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Halogen-
atomen steht,

RY  fir Wasserstoff, Halogen, Cyano, C;-C-Alkyl oder C,-Co-Halogenalky} mit 1 bis 5
Halogenatomen steht,

R?  fir Wassarstoff, Halogen, C,-Ci-Alkyl oder C;-Ce-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Halo-
genatomen steht,
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oder
A for den Rest der Formel (A19)

R}\i (A19) strbt, in welcher

RY  fir C,-CrAlkyl stelt,
gefonden.

‘Weiterhin wurde gefunden, dass men Haloalkyloarboxamide der Formel (I) echiflt, indem man
Weiterhin wurde gefonden, dass man Hexylcarboxanilide der Formel (1) erhiilt, indem man
8) Carbonsitore-Derivate der Formel (1)
A’ﬁ\f (m

in welcher

A die oben angegebenen Bedeuhmgen hat und

xt fir Halogen oder Hydroxy stebt,

mtAnilm—melmd:Famel(lﬂ)

Py
R‘R' R

in welcher R, R}, R%, R*, R* und M die oben angegebenen Bedeutungen haben,

gegebenenfills in Gegenrwart eines Katalysators, gegebenenfalls in Gegenwart eines Konden-
sstionsmitiels, gegebenenfills in Gegenwart eines SBurebindemittels 1md gegebenenfulls in

Gegenwart cines Verdinnungamitiels umsetzt,

b) Hexylcarboxarilide der Formel (1-8)

5p
R' R

in welcher R, R}, R%, R*, M und A die oben angegebenen Bedentongen haben

mit Halogeniden der Formel (TV)
RYMA—x? awv)
in welcher

x! fitr Chlor, Brom oder lod steht,

2
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R*  fir CCrAkyl, C;CeAlkyimifinyl, C,-Co-Alkylsulfonyl, Cy-Ce-Alkuxy-C;-Co
alkyl, Cs-CrCycloalkyl; C;-CeHalogenalkyl, C;-Cy-Halogenslkylthio, C;-CoHalo-
genalkylsulfinyl, C;-CeHalogenalkylsulfionyl, Halogen-Cy-Cyaiknxy-Ci-Coalkyl,
Cy-Cs-Halogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor- und/oder Bromstomen;
Formyl, Formyl-Cy-Cy-alkyl, (C;-Cs-AlkyT)oarbomyl-C,-Cs-alky), (C,-Cy-Alkoxy)car-
boayl-C;-Cr-alkyl; Halogen-(C,-Cyalky)carbotryl-C,-Cs-alkyl, Balogen-(Ci-Cy-alk-
oxy)carbomyl-C;-Cy-alkyl mit jeweils 1 bis 13 Fluar-, Chlor- und/oder Bromatomen;
(Cr-Cr-Alkyl)carbonyl, (C;-Ce-Alkoxy)carbonyl, (C;-Co-Alkoxy-C,-Cealkyl)carbo-
nyl, (Cs-Ce-CycloalkyDoarbanyl; (C-Cs-Halogenalkyl)carbomryl, (C,-Ce-Halogenalk-
axy)carbanyl, (Halogen-C;-Calkoxy-C,-Ce-alkyl)carbonyl, (Cy-Cy-Halogencycloal-
kylcarbonyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor, Chlor- und/oder Bromatomen; oder
-C(=0)C(=O)R’, ~CONR‘R’ oder -CH;NR'R’ stcht,
wobei R, RS, R’, R* und R® die oben engegebenen Bedeutungen haben,

in Gegexrwart einer Base und in Gegenwart cines Verdiinmmgsmittels umsetet.

Schliefilich wurde gefimden, dass die neuen Haloalkylcarboxamide der Formel (T) sehr gute mikrobi-
zide Eigenschaften besitzen und zur Bekimpfung unerwinschter Mikroorganismen sowohl im Pflan-

Die erfindungsgemiBen Verbindungen kidimen gegebenenfulls als Mischungen verschiedener mdg-
licher isomerer Formen, insbeaondere von Stercoiscmeren, wic z B. B~ und Z-; threo- und erythro-,
sowie optischen Isomeren, gegebenenfills sber auch von Tautomeren vorliegen. Es werden sowohl
die E- als auch die Z-Isomeren, wie auch die threo- und erythro-, sowie die optischen Isomeren, be-
lishige Misclungen dieser Isomeren, sowie die mBglichen tautomeren Formen beansprucht.

Die erfindungagemfBen Haloalkylcarboxamide sind durch die Formel (T) allgemein definiert. Bevor-
ongte Restedefinitionen der vorstehenden und nachfolgend genannten Formeln sind im Folgenden
angegeben. Dicse Definitionen gelten fir die Endprodukte dec Farmel (I) wio fitr alle Zwischen-
produkie gleichermaBen.

R steht bevorzngt fir Wasserstoff, Fluor, Chilor oder Brom.
R steht beaonders hovarzigt fir Wasserstoff.
R steht suBerdem hesonder bevarzugt fiir Fluor oder Chlar.

R'  steht bovarzugt fiir WasserstofE.
R'  steht auBerdem bevorzast fitr Metinyl.

PCT/EP2005/000608 ‘2,2
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-9.

steht bevarzugt fitr Methyl, Eihyl oder fitr jeweils einfach oder mehrfizch, gleich oder ver-
schieden durch Fluor, Chlor oder Brom substitniertes Methyl, Ethyl, n- oder iso-Propyl, n-,
i80-, sec- oder tert-Butyl. '

steht hesonders bevorzugt fir Methyl, Botyl, Trifluormethyl, Difluormethyl, Fluormethyl,
Trichlormetiryl, Dichlormethyl, Chlormethyl, Chlorfluormethyl, Fluordichlormethyl, Diftuor-
chlormethyl, Pentafluorethyl, 1-Finaretiryl, 2-Fluarethyl, 2,2-Diflucrethyl, 2,2,2-Trifluorethyl,
2.Chlon2-flucreflyl, 2-Chlor-2 2diffuoretiryl, 2-Chlor-2,2-diffuarethyl, 2-Dichlor-2-fuor-
ethyl, 2,2,2-Trichlorethyl, 1-Chlorbutyl, Heptafiuor-n-propyl oder Heptafinorisopropyl.

steht ganz heacndems bevorzuet fitr Methyl, Bihyl oder Trifluormethyl.

steht inshesonders bevorzugt fiir Methyl.

stebt anflerdem inshescndere hevorzmgt fir Eftyl

steht anBordem inshesonders bevorzugt fir Triftuormetiyl.

stehi bevorzugt fir Fluor, Chior, Brom, Iod oder fiir jeweils einfach oder mehrfach, gleich
oder verschieden durch Fluar, Chlor oder Brom substituicrtes Methyl, Ethyl, n- oder iso-
Propyl, -, iso-, sec- oder tert-Butyl. :
steht besgnders bevorzugt fir Fluor, Chlor, Brom, Triffuormetiyl, Diffuormethyl, Fluar-
methyl, Trichlonmetiryl, Dichlormethyl, Chilormethyl, Chlorfiuormethyl, Fluordichlormethyl,
Difluorchlormethyl, Pentafluorethyl, I-Fhuarethyl, 2-Finorethyl, 2,2-Diffucretyyl, 2,2,2-Tri-
fivorethyl, 2-Chlor-2-fluarethy], 2-Chlor-2,2-diflucrethyl, 2-Chlor-2,2-difluoreflryl, 2-Di-
chlor-2-fluarethyl, 2,2,2-Trichlorethyl, 1-Chlorbutyl, Heptafiuor-n-propyl oder Heptafluor-
isopropyl.

stebt ganz besondem hovarzet fir Chior oder Trifluormethyl.

steht inahesondere bevorzugt fitr Chior,

steht enferdem insbesondere bavorzagt fir Trifluormetiryl.

steht bevarzngt fir Wasetstoff, C-CeAlkyl, C;-Cy-Alkylsutfinyl, C;-Cy-Alkylsulfonyl, C;-
Cs-Alkoxy-Cy-Cy-alkyl, Cs-Ce-Cycloalkyl; C,-Cy-Halogenalkyl, C,-C-Halogenalkylthio, C;-
CsHalogenalkylsulfinyl, C,-Ci-Halogenelkylsulfimyl, Halogen-C,-Cs-alkoxy-C,-Cs-alkyl,
Cy-Cy-Halogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluar-, Chlor- und/oder Bromatomen; Fornyl,
Formyl-Ci-Cyalkyl, (Ci-Cs-AlkyDoarbonyl-C;-Cy-alkyl, (C;-Cy-Alkoxy)ocarbonyl-C;-Cs-
alkyl; Halogen-(C;-Cy-alkyl)carbonyl-C;-Cs-alkyl, Halogen-(C-Cr-alkoxy)carbomyt-Cy-Cy-al-
kyl mit jeweils 1 bis 13 Fluor-, Chlor- und/oder Broroatomen;

(Cr-CeAlkylcarbonyl, (C)-Ce-Alkuxy)carbonyl, (Cy-Cs-Alkoncy-Ci-Cy-alkyf)carbonyl, (Cs-
Ce-Cycloalkyl)carbonyl; (Ci-CeHalogenalkyDcarbonyl, (C;-C-Halogenalkoxy)carbormyl,
(Halogen-C;-Cy-alknxy-C;-Cralkyl)carbonyl, (Cy-Cs-Halogencycloslkyl)carbanyl mit jeweils

PCT/EP2005/000608 QJ%
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1 bis 9 Fluar, Chlor- und/oder Bromatomen; oder -C(=O)C(=O)R’, -CONR'R’ oder
CH;NR'R’. .

steht besondem bovorzngt fiir Wassarstoff, Methyl, Bthy), n- oder iso-Fropyl, o-, iso-, sec- oder
tert-Butyl, Pentyl oder Hexyl, Methylsulfinyl, Ethylsulfimyl, n- oder iso-Propylsulfinyl, n-, iso-,
seo- oder tert-Butylsulfinyl, Methylsulfonyl, Bihylsulfony, n- oder iso-Propylsulfomyl, o, iso-,
sco- oder text-Butyisulfonyl, Methoxymetiryl, Methoxyeftyl, Bhoxymethyl, Bthoxyethyl,
sulfonyl, Triflugrmethoxymethyl; Formyl, -CHr-CHO, -(CH)rCHO, -CH,CO-CH,
-CHyCO-CHCH,, -CHrCO-CH(CHa)p, CH)}yCOCH;  ~(CHi),-CO-CHCH,
(CH);yCO-CH(CHy);, -CHyCOCH,,  -CHyCOCH(CH,  -CH;CO,CH(CHa),
~(CHa)r-CO;CH,, (CHg)xr-CO;CHZCH,, «(CHa)r-CO;CB(CH,);, -CHx-CO-CFy, -CHx-CO-CCly,
CHCO-CHCFy, -CHrCO-CH/OCl, ~CHp)rCO-CH/CFs, ~(CHpy-CO-CH,CCL,
-CHy-CO;CH;CFs, ~CHr-COCFCF,, “CHz-CO,CHyCCls, ~CHr-CO;CCL,CCly,
«{(CHy)r- CO,CHLCFs, (CHa)y-CO1CF;CFy, (CHa)rCOCH/CCly, (CHa)rCO,CCLCCly;
Methyloarbanyl, Béhylearbanyl, n-Propylembonyl, iso-Propylearbanyl, tert-Butyloarbanyl,
Methoxycarbanyl, Ethoxycarbonyl, tert-Butoxycarbonyl, Cyclopropyloarbonyl; Trifluorme-
thylcarbonyl, Trifluormethoxycerbontyl, oder -C(=0)C(=0)R®, -CONRR’ oder -CH;NR"R’.
steht panz besonders bevorzmet fiir Wasserstoff, Methyl, Mothoxymethyl, Farmyl, -CH;-CHO,
{CH)rCHO, -CHrCO-CH, -CHfCO-CHCH, -CHrCO-CH(CHy)), -C(=O)CHO,
~C(=0)C(=0)CHs, -C(=0)C(~0)CH;OCH,, -C(=0)C0,CH,, -C(=0)CO.CH,CH,.

steht bevormgt filr Wasserstoff, C,-Ce-Alkyl, C-Ce-Allaxy, Cy-Cs-Alkoxy-Cy-Cralkyl, Cs-
CeCycloalkyl; C,-CrHalogenalkyl, C,-CiHalogenalkoxy, Halogen-Ci-Cy-alkoxy-C;-Cy-
alkyl, Cs-Cs-Halogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-; Chlor- und/oder Brometomen.
steht besonders bevorzngt fiir Wasserstoff, Methyl, Bihyl, n- oder iso-Propyl, tert-Butyl,
Methaxy, Bthoxy, n- oder iso-Propaxy, tert-Butoxy, Methoxymethyl, Cyclopropyl; Trifluor-
methyl, Triflucrmethaxy,

Cralkyl, Cs-Cs-Cycloalkyl; C,-CHalogenalkyl, Halogen-C,-Cy-alkoxy-C,-Cy-alkyl, C;-Cy
Halogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor- und/oder Bromatomen.

R® und R bilden suBerdem gameinsam mit dem Stickstoffatom, an das sie gebunden sind, hevormgt

cinen gegebenenfills einfach bis vierfach, gleich oder verschieden durch Halogen oder C;-
CAlkyl substitujerten gesittigten Heterocychus mit 5 oder 6 Ringatomen, wobei der Hetero-

24



10

15

30

35

WO 2005/075411 PCT/EP2005/000608 7\5

-11-

cyclus 1 oder 2 weiters, nicht benachbarte Heterogtome sus der Reihe Sauerstoff, Schwefel
oder NR'® enthalten kann.

R® und R? stehen unabhiingig voneinander besonders bevorzugt fiir Wasserstoff, Methyl, Ethyl, n-
oder iso-Propyl, n-, iso-, sec- oder tert-Butyl, Methoxymethyl, Methoxyethyl, Rthoxymethyl,
Ethoxyethyl, Cyclopropyl, Cyclopentyl, Cyclohexyl; Trifluormethyl, Trichlormethyl,
Triftuorethyl, Trifluormethoxymethyi. '

RS und R’ bilden euBerdem gemeinsam mit dem Stickstoffitom, an das sie gebunden sind, besonders
bevorzagt cinen gegebencnfills einfich bis vierfuch, gleich oder verschieden durch Fiuar,
Chlor, Brom oder Methyl subatituierten gesiitigten Heterocyclus aus der Reihe Morpholin,
Thiomorpholin oder Piperazin, wobei das Piperazin am zweiten Stickstoffatom durch R’

R® und R® stehen unabhiingig voneinander hevarzugt fir Wasserstoff, C;-Cg-Alkyl, C-Ce-Cycloalkyl;
C-CeHalogenalkyl, Cy-Cs-Halogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor- wmd/oder
Bromatomen, .

R® und R® bilden suferdem gemeinsam mit dem Stickstoffitom, an das sie gebunden sind, bevarzust
einen gegebenenfulls einfiich oder mehrfach, gleich oder verschieden durch Halogen oder C;-
CrAlkyl substitnierten gesfttigten Heterocyclus mit 5 oder 6 Ringatomen, wobei der
Heterooyclus 1 oder 2 weitere, nicht benachbarte Heteroatome aus der Reihe Ssuersioff,
Schweftl oder NR' enthalten kaon.,

R® und R® stehen unabhiingig voneinander begonders bavorzugt fir Wasserstoff, Metiryl, Ettryl, n-
oder iso-Propyl, n-, iso-, sec- oder tert-Butyl, Methoxymethryl, Methaxyethyl, Bthoxymethyl,
Ethoxyethyl, Cyclopropyl, Cyclopentyl, Cyclobexyl; Trifluormethy], Trichlormethyl,

R® und R’ bilden auBerdem gemeinsam mit dem Stickstoffstom, an das sie gebunden sind, heagnders
bevorzugt cinen gegobenenfalls einfach bis vierfach, gleich oder verschieden durch Fluor,
Chlar, Brom oder Methyl substituierten gesfittigten Heterocyclus sus der Reihe Morpholin,
Thiomorpholin oder Piperazin, wobei das Piperazin am zweiten Stickstoffatom durch R™

R®  sieht bevorzgt fir Wasserstoff oder C,-C-AlkyL
R  stcht besonders bevorzugt fir Wasserstoff, Methyl, Bthyl, n- oder iso-Propyl, n-, iso-, soc-
oder tert-Butyl.

M steht bevorznat fiir einen der folgenden Cyclen
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Haloalkylrest verimfipft ist.
stelit besondems bevarzugt fir einen Cyclus ausgowithit aus M-1, M-2, M-3, M-6, M-7 und M-8,
steht ganz besonders bevorzust fitr den Cyclus M-1.
stelit auBardem ganz besgnders hevorzugt fiir den Heterocyclus M-2.
steht anferdem gaoz besondem hevorzugt fiir den Heterocyclus M-3.
stoht anflerdem ganz besonders bevorzugt fitr den Heterooychos M-6.
steht auBerdem ganz besonders bevorzuat fiir den Heterocychuis M-7.
steht auBerdem ganz besonders bavorzugt fir den Heterocyclus M-8.

steht bovorzugt fir Wasserstoff, Fluor, Chlar, Methyl oder Triffuormetiryl.

steht besonders bevorzugt fir Wasserstoff oder Chlor.

stcht fiir den Fall, dass M fiir M-2, M-3, M4 oder M-5 stebt, suBesdem bevorzugt fir Finor,
wobei Fluor besonders bevoczugt in 6-Position (M-2, M-3) oder in 3-Position (M-4, M-5)
steht.

stelst flir den Fell, dass M fiir M-2, M-3, M4 oder M-S steht, auBerdem bevarzugt fir Chlor,
wobei Chlor hegonders bevorzugt in 6-Position (M-2, M-3) oder in 3-Position (M4, M-5)
stebt.

stoht fir den Fall, dass M filr M2, M-3, M4 oder M-5 stelit, auBerdem bovorugt fiir
Meihyl, wobei Mothy! hesonders bevorzugt in 4-Position (M-2) oder in 3-Position (M-3,
M-4, M-5) steht.

steht fir den Fall, dass M fir M-6 stehit, auBerdem bevorzugt fiir Methyl, wobei Myl
besgnders hevorznet in 3-Position steht.

steht flir den Fall, dass M fiir M-6 stehtt, suBerdam bevorzugt fir Triffuormethyl, wobei Ti-
fluormethyl besgnders bevorzugt in 3-Position steht.

stebt fir den Fall, dess M fiir M-9 steht, anBerdem bevorzugt fir Methyl, wobei Methyl
besonders bovorzngt in 4-Position steht.
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steht fiir den Fall, dass M fir M-9 gtekt, auerdem bevorzugt fir Trifluormethyl, wobei Tri-
fivormethy! besonders bevorzugt in 4-Position steht.

steht fitr den Fall, dass M fiir M-10 stekt, suBerdem bevarzugt fir Methyl, wobei Methyl
besonders bevorzuat in 3-Position steht.

steht fir den Fall, dass M fiir M-10 stebt, anSerdem bevorgugt fir Triffuormethyl, wobei Tri-
fiuarmethyl hesonders bevorzuet in 3-Position steht.

steht fir den Fall, dass M fiir M-11 steht, suBerdem bevorzogt fir Mothyl, wobei Methyl
besonders bevorznet in 3-Position steht.

sieht fiir den Fall, dass M for M-11 stebt, anBerdem bevopmgt fir Triffuormethyl, wobei Tri-
fluosmethy] basonders bevorzugt in 3-Position stebt.

stelrt bevorzugt fir Wasserstoff.
steht auferdem bevorznet fir Methyl.
steht auBerdem bevorzngt fitr Trifuormethyl.

steht bevorzupt fiir einen der Resto Al, A2, A3, Ad, A5, A6, A9, A10, All, Al2, Al6, Al17
oder A8,

steht besonders bevorzugt fir einen der Reste
Al, A2, A3, A4, AS, AG, A9, All, Al6, Al7, AlS.
sanz.besondem bevorzugt fir den Rest Al

auflerdem gz besonders hevarzugt filr den Rest A2,
auflerdem ganz besondes bevoczuset fitr den Reat A3.
auBerdem grnz besonders bevorzigt fiir den Rest Ad.
auBerdem gnz hesonders hevorzuat fitr den Rest AS.
auflerdem ganz besonders bevorzugt fir den Rest A6.
waBerdem ganz besonders bevorzagt fir den Rest A9.
anBerdem ganz besonders bevarzgt for den Rest Al1.
suBerdem ganz besonders bevarzugt fiir den Rest A16.
anBerdem ggnz besonders bevarzugt fitr den Rest A17.
enBerdem ganz besonders bevorzigt foir den Rest A18.

steht bevorzugt fir Wasserstoff, Cyano, Fiuor, Chlor, Brom, Iod, Methyl, Ethyl, iso-Propyl,
Methoxy, Ethoxy, Methylthio, Ethylthio, Cyvlopropyl, C,-Cr-Halogenalkyl, C,-Cr-Halo-
geoalkoxy mit joweils 1 bis 5 Fluor, Chlor und/oder Bromatomen, Triffuormethyltiio, Di-
flaormethylthio, Aminocarborryl, Aminocarbomylmefiyl oder Aminocarbonyletiyl.

s | PCT/EP2008/000608 QJQ_
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Propyl, Monofluormethyl, Monofluorefhry), Difiuarmethyl, Trifluormethyl, Difiuorchlor-
methy], Trichlormethyl, Dichlarmethyl, Cyclopropyl, Methoxy, Bthoxy, Triflnarmethoxy,
Trichlormethoxy, Methyltitio, Bihylthio, Triffuormetiylthio oder Difluormethylthio.

steht gapz besondem bevoraet Wasseratoff, Fluor, Chilor, Brom, Iod, Methyl, iso-Propyl,
Manofluormethyl, Monofinorethyl, Difluormetiryl, Trifluormethryl, Difinorchlormethyl oder
Trichlormesiry] . .

stelit inshesondere bevorzugt fiir Methyl, Difluormethyl, Trifluonnethyl oder 1-Fluarethyl.

stelt bevorzigt fir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Jod, Methyl, Ethyl, Methoxy, Ethoxy,
steht besonders bavorzugt fiir Wasserstoft, Fluor, Chlor, Brom, Iod oder Methyl.
steht gapz hesanders bevorzugt fir Wasserstoff, Fluor, Chlor oder Methyl.

sicht bevormgt fir Wasserstoff, Methyl, Bibyl, n-Propyl, iso-Propyl, C,-C;-Halogenalkyl mit
1 bis 5 Fluor, Chlor und/oder Bromatomen, Hydroxymethyl, Hydroxyethyl, Cyclopropyl,
Cyclopantyl, Cyclohexyl oder Phenyl.

steht besonders bevaczuet fir Wasserstoff, Methyl, Bthyl, iso-Propyl, Trifluormethyl, Di-
fluarmethyl, Hydroxymethyl, Hydraxyethy] oder Fhenyl.

steht gunz bosonders bevorzuot fir Wasserstoff, Methyl, Trifuormetiryl oder Pheny.

steht inshesondern bevorzugt fitr Mettryl.

R" und R'® stehen unsbhiingig voneinander bevorzugt flir Wesserstoff, Fluor, Chior, Brom, Methyl,

Eihyl oder C,-C-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Fluor, Chlar und/oder Braomatomen.

RY und R' stehen unsbhiingig voneinander besondes bevorzugt fir Wassersioff, Fluor, Chior,

Brom, Methyl, Ethyl, Diffuarmethyl, Trifluormethyl, Difluorchlormmethyl oder Trichlor-
methyl,

R" und R" stehen unabhlingig voneinander ganz hesonders hevorzet fir Wasserstoft, Fiuor, Chlor,

RY und R stehen inshesondee hevorzugt jeweils filr Wasserstoff.

Rﬂ

Rﬂ

stcht bevarzugt fiir Finor, Chior, Brom, Cyano, Methyl, Bthyl, Cy-C;-Halogenalkyl oder Cr-
CxrHalogenalkoxy mit jeweils 1 bis 5 Fluor, Chlor und/oder Bromatomen,

steht besonders bevarzugt fir Fluor, Chlor, Brom, Cysmo, Mothyl, Triffuarmedhyi,
Trifluormethaxy, Difluormethoxy, Diflucrchlormethoxy oder Trichlormethoxy.

PCT/EP2005/000608 ]
" I3
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R”  stcht ganz besondars bevogagt fir Fiuor, Chior, Brom, Tod, Methyl, Triffuormethyl oder
R  steht inshesonders bevarzugt filr Medtiryl.

R und R” steben unabhiingig voneinander hevormgt fitr Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Methyl,
Bihyl oder C;-Cr-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Fluor, Chlor und/oder Bromatomen.

R’ und R” stehen unabhlingig voneinander besonders bevorzugt filr Wasserstoff, Fluor, Chlor,
Brom, Methyl, Bthyl, Difluormethyl, Trifluormetiryl, Diftuorchlormethyl oder Trichlor-
methyl. _

R™ und R” gtehen unabhiingig voneinander ggnz. besonders bevorzngt fir Wasserstoff, Fiuar, Chior,
Brom, Methyl, Ethyl, Difluormethyl, Triftuormefhyl oder Trichlormethy].

R und R stehen jnabesondem hevorzugt joweils fir Wasserstoff:

R  steht bevorzugt fiir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Btiyl oder C;-Cr-Halogenalkyl
" mit 1 bis 5 Fluor, Chlor und/oder Bramatomen.
R®  stcht besonders bevorzugt fir Wessersioff, Fluor, Chlor, Brom, Iod, Methyl oder
Trifluormethyl.
R®  steht ganz besondars bevorzuet fitr Mthyl.

R"  stebt bovorzugt fiir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Iod, Hydroxy, Cysno, C;-Ce-Alkyl, Ci-
CrHalogenalkyl, C;-Cy-Halogeoalkoxy oder Cy-CyHalogenalkylthio mit jeweils 1 bis 5
Fluar, Chlor und/oder Bromatomen.

R®  steht besonders bevorzngt fiir Wesserstoff, Flnor, Chior, Brom, Iod, Hydroxy, Cyano, Methyl,
Ethyl, n-Propyl, iso-Propyl, n-Butyl, iso-Butyl, sec-Butyl, tert-Butyl, Diftuormethyl, Trifluor-
methyl, Difinarchlormefhyl, Trichlormethyl, Trifinormethoxy, Diffuormethaxy, Diffuorchlor-

R"  stcht gapg besonders hevoralet fir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Jod, Methyl, Diftuor-

R  steht inshesondere hevorzugt fir Iod, Methyi, Diffaormetiyl oder Triftuormethryl.

R”  stebt bevorzgt fir Fluor, Chior, Brom, lod, Hydroxy, Cyano, C;-Ci-Alkyl, Methoxy, Bhaxy,
Methyithio, Ethylthio, Difinormethylthio, Triffucsmethylthio, C,-Cr-Halogenalkyl oder C;-
CrHalogenalkoxy mit jeweils 1 bis 5 Finar, Chlor und/oder Bromatomen.

R  steht hesonders bevormgt fir Fiuor, Chilor, Brom, Iod, Hydroxy, Cyano, Methyl, Ethyl, n-
Propyl, iso-Propyl, n-Buty), iso-Butyl, sec-Butyl, tert-Butyl, Trifluormethyl, Difluormethyl,
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Diftuorchlormethyl, Trichlarmetiyl, Methaxy, Ethaxy, Methylthio, Ethylthio, Diffcrmethryl-
thio, Trifluormethylthio, Trifluormethoxy, Diftuormethoxy, Difluorchliormethoxy oder Tri-
chlormethoxy.

stebt ganz besonderm bevorziet fur Fluor, Chior, Brom, Jod, Mefhyl, Trifluormethyl, Di-
fluormethyl oder Trichlormefiryl.

stett bevorzpgt fiir Wasserstoff, Fiuor, Chlor, Brom, Jod, Cyano, C;-Ce-Alkyl, Mcthoxy,
Ethaxy, Methylthio, Eryithio, C,-Cr-Halogenalkyl oder C,-C-Halogenalkoxy mit jeweils 1
bis 5 Fluor, Chlor und/oder Bromatomen, C,-Cr-Alkylsulphiny] oder C;-Cy-Alkylsulphonyl.
steht besondems bevorzugt fiir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Iod, Cyano, n-Propyl, iso-,
Propyl, n-Butyi, iso-Butyl, sec-Butyl, tert-Butyl, Triftuormethyl, Difluormethyl, Diftaorchlor-
methyl, Trichlormethyl, Methaxy, Ethoxy, Methylthio, Ethylthio, Triflucmmethaxy, Diffluor-
methaxy, Difluarchiormethaxy, Trichlormethaxy, Methylsalphinyl oder Mefhylsalpharyl
sieht gypz hesondan bovarzugt fir Wasserstoff, Fluar, Chlor, Brom, Iod, n-Propyl, iso-
Propyl, n-Butyl, iso-Buiyl, sec-Butyl, tert-Butyl, Trifluormethyl, Difilvormethyl, Tri-
chlarmethyl, Methylsulphinyl oder Methylsulphonyl.

steht inghesonders bevorzugt fir Wasserstoff. -

stekt hevorzgt fiir Methyl, Ryl oder C;-C;-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Fluor, Chlor und/oder
Bromatomen.

stcht begonders bevormugt fiir Methyl, Bthyl, Trifluormetiyl, Diffuormethyl, Diffuor-
chlormethyl oder Trichlormetiyl.

steht bevarzuat fitr Methyl oder Ettryl.
steht besqnders bevorzngt fir Methyl

steht bevorzuet fitr S (Schwedel), SO; oder CH,.
steht besondems bevoragt fiir S (Schwedel) oder CHa.
steht ganz besondera bevorzust fite S (Schwedel).

steht bevorzgt fiir 0 oder 1.
steht besondems bevorzugt fir 0.

mmmmwmqmmmlmsm.maw
Bromatomen,

PCT/EP2005/000608 %O
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methy] oder Trichlormethyl,

R¥*  gieht ganz besooders hevorzngt fir Methyl, Trifiluormethyl, Diffuormethyl oder Trichlor-
methyl

R steht beyorzuet fir Methyl, Bthyl oder C;-C;-Halogenalkyl mit 1 is S Fluor, Chlor and/oder

R"  stoht beacnders bovorzugt fir Mithyl, Ethyl, Triffuormetiryl, Diftuormetiryl, Diffuarchlor-
metiryl oder TrichlormeshyL

R”  sicht ganz beaondens bevorzugt fiir Metiayl, Trifinormefiryl, Diftuormethyl oder Trichlonmetiy.

R™ und R stehen unshhlingig voneinander bevorzgt fiir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Amino,
Methyl, Byl oder C;-Cz-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Fluar, Chlor und/oder Bromatomen.

R™ umnd R” stohen unsbhiingig voneinander besonders bevorzugt fiir Wasserstoff, Fluor, Chilor,
Brom, Methyl, Bthyl, Triftuormethyl, Difluormetlyyl, Difiuorchlormethyl oder Trichlor-
methyl.

R® und R” stehen unabhiingig voneinander ganz besonders bevorzugt fitr Wasserstoff, Fiuor, Chior,
Brom, Methyl, Triftuormettiyl, Diffuormetiy] oder Trichlormethyl,

R* und R stehen inshesandere bevarzngt jeweils fir Wasserstoff.

R®  sweht bevarzgt fir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Iod, Methyl, Ethyl oder C;-Cr
Halogenalky] mit 1 bis 5 Fluor, Chlor und/oder Bromstomen.

R®  steht besonders bevorzugt filr Wasserstoff, Fluor, Chior, Brom, Tod, Methyl, Bthyl, Trifluor-
mefhyl, Diffuormethyl, Difisorohlarmetinyl oder Trichlormetiyl.

R®  steht gang besondam bevorzust fir Wasserstoff, Fiuor, Chilor, Brom, Methyl, Trifluormethyl,
Diffuormethy] oder Trichlormethyl.

R®  steht inshesondern hevorzgt fitr Methyl.

R"mnﬂmwmmcmmwﬂmmmm,mh,mm
Nitro, Methyl, Bityl oder C;-C;-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Flaor, Chlor und/oder Bromatomen.

R* wnd R® stehen unabhiingig vonemander besondem bevorzugt fir Wasserstoff, Fluor, Chlor,
Brom, Nitro, Methyl, Ethyl, Triffuormethyl, Difluormetityl, Difluarchlormethyl oder Tri-
chlormethyl.

R* und R™ stehen unabhiingig voneinander ganz hesonders hevarzugt fir Wasserstoff, Finor, Chior,
Bmm.Meﬂ:yL'l‘riihlmmeﬂlyLDiﬂuumcthyloduTﬂchhmu_hyL

R* und R™ stehen ingbesondere bevorzngt jeweils fir Wasserstoff.
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steht bevormgt fir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Iod, Methyl, Ethyl oder Cy-Cr
Halogenalkyl mit 1 bis 5 Fluar, Chlor und/oder Bromstamen,

steht heaondem bevarzugt fir Wasserstoff, Flnar, Chior, Brom, Iod, Methyl, Ethyl, Triffuor-
methy), Difluormetiry), Diftuoroblormethyl oder Trishloemetiyl.

steht ganx besondem bevorzugt fitr Wassersioff, Fluor, Chilor, Brom, Methiyl, Trifloormethyl,

" Difluormethyl oder Trichlormethyl,

steht inshesondere bevarzugt fir Matiryl.

steht bevorzugt fir Wasserstoff, Finor, Chlor, Brom, Amino, C,-C-Alkylamino, Di(C;-Ce
alkyl)amino, Cyano, Methyl, Ethyl oder Cy-CyHalogenalkyl mit 1 bis 5 Fluor, Chlor
und/oder Bromatomen.

steht hesopders bevormugt fir Wesserstoff, Fluar, Chlor, Brom, Amino, Methylamine,
Dimefhrylamino, Cyano, Methyl, Bthyl, Triffuormethyl, Difluormethyl, Diftaarchlormetiyl
oder Trichlormetiryl .

steht ggnz besonders bevorzgt fir Wasserstodf, Fluor, Chior, Brom, Amino, Metirylamino,
Dimethylemino, Methyl, Trifluormethy], Diflucemethy! oder Trichlarmethyl

sicht inshesondere bevorzgt fir Aming, Methylamino, Dimethylamino, Methyl oder
Triffuormethyl. :

steht bevorzngt fitr Floor, Chlor, Brom, Methyl, Bthyl oder C,-C-Halogenalkyl mit 1 bis'S
Fluor, Chlor und/oder Brometomen.

sieht besonders bevorzugt fir Fluar, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl, Trifloormetityl,
Diffnormethyl, Difluorchlormetiryl oder Trichlormetiyl.

steht ganz hesondem bevornst fir Fluor, Chlar, Brom, Methyl, Triffucrmethyl, Difiuor-
methy] oder Trichlormethyl.

stelt insbesondexs bevorzugt fitr Methryl, Triffoormethyl oder Diftuormetbyl.

steht bevorzugt fiir Wasserstoff, Fluor, Cblor, Brom, Amino, C,-Cy-Alkylamino, Di(C,-Ce-
alkyl)amino, Cysno, Mefhyl, Ethyl oder C,-C;-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Fluor, Chlor
und/oder Bromatomen. .

steht hesonders bevorzugt fir Wassesstoff, Fiuor, Chiar, Brom, Amino, Mathylaming, Dime-
Trichlormethyl.

stebt ganz hesonders bevazugt fir Wasserstoff, Fluor, Chior, Brom, Amine, Methrylsmino,
Dimefhylamino, Meéiryl, Triftuormetiyl, Diftuormethyl oder Trichlormetizyl.

» PCT/EP2008/000608 ) ’5’1’
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B

R’T

R‘ll

R‘I

Rﬂ

Rﬂ

steht inshesondere bevpugt fir Amino, Methylamino, Dimethylamino, Methyl oder

. Trifluormethyl.

stcht bevorzugt fiir Finor, Chlor, Brom, Methyl, Bthyl oder C;-Cr-Halogenalky} mit 1 bis 5
Fluor, Chlor und/oder Bromatomen.

stcht besondem bevorzugt fir Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl, Triftoormefiyl,
Diftuormethy, Diftuorchlormeshyl oder Trichlormetiyl.

sicht gapz besopders bevarzupt fiir Fluor, Chlos, Brom, Methyl, Triffuormethyl,
Difluormethyl oder TrichlormehyL

steht inshesondere hevorzugt fiir Methyl, Triffaormetiryl oder Diffuormetiyl.

steht bevormugt fir Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl oder C,-C;-Halogenalky] mit 1 bis 5
Fluor, Chlor und/oder Bromatomen.

stebt besonders bevorzugt fir Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Bthyl, Trifluormethyl, Difluor-
methyl, Diffuorchlarmethyl oder Trichlormetiryl.

steht ganz besonders bevorzuet fir Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Triftuormethyl, Difiuor-
methyl oder Trichlormetiryl.

stelt bevorzugt fiir Wasserstoff, Methyl oder Ethyl.
sieht besondors bevorzugt fir Metiyl.

steht bevorzygt fr Fluor, Chlor, Brom, Methyl oder Bihyl,
stebt hesanders bevorzugt fiir Fluar, Chlor oder Miethyl.

stelrt bevorzugt fir Methy), Btityl oder C;-Cy-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Fluor, Chilor und/oder
m

stcht besonders bevorzugt fiir Methyl, Btiyl, Trifluormetiryl, Diftuormethryl, Difiuorchlor-
methyl oder Trichlormefthyl.

stelt ganz besonders bevorzugt fir Methyl, Triffuormethyl, Difluormetiy] oder Trichlor-
methyl.

stelit inahosonders bavorzugt fir Methyl oder Trifinormetiryl.

steht bevorzugt fir Wasserstoff, Fluor, Chilor, Brom, Methyl, Ethyl oder C,-C;-Halogenslkyl
mit 1 bis 5 Pluar, Chlor und/oder Bromatomen.

steht besonders bevarzgt fir Wasserstoff, Fluor, Chior, Brom, Methyl oder Triffuormetiryl.

. _ PCT/EP2005/000608 ?)40
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steht bovorzugt fir Fluor, Chlor, Brom, Iod, Hydroxy, C,-Cr-Alkyl, Methoxy, Ethoxy,
Methylthio, Bthylthio, Diffuarmethyithio, Trifluarmethyithio, C,-CrHalogenslkyl oder C;-
Cy-Halogenallacy mit jeweils 1 bis 5 Fluor, Chlor und/oder Bromatomen.

steht heaonders bevorzugt fir Fluor, Chior, Brom, Iod, Methryl, Ethyl, n-Propyl, iso-Propyl, n-
Butyl, iso-Butyl, sec-Butyl, tert-Butyl, Triftuormefiyl, Difluormethyl, Diffuorchlormefhyl
oder Trichlormethyl.

stcht ganz besonder bevorzigt fir Fioor, Chlor, Brom, lod, Methyl, Trifinormethyl,

stehit bevorzugt fitr Wasserstoff, Methyl, Ethyl, C,-Cr-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Fluar-, Chlar-
und/oder Bromstomen, C)-Cr-Alkoxy-C,-Cralkyl, Hydroxymethyl, Hydroxyetiryl, Metiyl-
sulfoayl oder Dimethylaminosulfonyl.

steht begonders bovorzugt fiir Wasserstoff, Methyl, Btiyl, Trifluormethyl, Methoxymetiryl,
Bthoxymethyl, Hydroxymethyl oder Hydroxyefiyl

steht gan besonders bevorzuat for Mefiryl oder Methoxymethyl.

steht bevorzugt fiir Wasserstoff, Fiuor, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl oder C,-C-Halogeaalkyl
mit 1 bis § Fluor-, Chlor- nnd/oder Bromatomen.

steht hesonders bevorzagt fiir Wasserstoff, Fiuor, Chiar, Brom, Methyl, Etiryl Trifiuormefiryl,
Difluormetiyl oder Trichlormetityl.

steht ganz besonders hevarzugt fitr Waseanstoff oder Methryl.

steht bevorznet fitr Wasserstoff, Fluar, Chior, Brom, Jod, Cyano, Methyl, Ethyl, iso-Propyl
oder C,-Cr-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Fluar-, Chlor- und/oder Bromatomen.

steht hesondern bevogugt fir Wasserstoff, Flvor, Chior, Brom, Jod, Cyano, Mothyl, Ethyl,
iso-Propyl, Trifluormefhyl, Diffuormethyl, Diftuorchlormethyl oder Trichlormetiryl.

steht ggnz besonders hevorzugt fir Wasserstoff, Methyl, Difluormethy] oder Trifluormetityl.

steht bevorznigt fir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Bthyl oder C,-C-Halogenalkyl
mit 1 bis 5 Fiuar, Chlor und/oder Bromatomen.

stcht hesonders bevorzugt fir Wasserstoff, Fluor, Chior, Brom, Iod, Mefyl oder
Trifluormetiryl.

steht ganz besondexs beverzuet fitr Wassorntoff.

stcht bevorzugt fir Methyl, Ethyl, n-Propyl oder iso-Propyl.
steht beaonders bevorzugt Methyl oder Bthyl.
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Bevorzugt sind solche Verbindungen der Formel (1), in welcher alle Rests jeweils die oben genannten

bevorzugten Bedeutungen baben.

Besonders bevorzugt sind solche Varbindungen der Formel (I), in welcher alle Reste jeweila die oben
genannten besonders bevorzugten Bedeutongen haben.

Bevorzgt und jeweils als Teilmenge der oben gensnnten Verbindungen der Formel (1) zu verstohen
sind folgende Gruppen von neuen Carboxamiden:
Gruppe 1: Haloalkylcarboxamide dar Formel (J-a)

m)
R'” R

in welcher R, R', R, R>, M und A die oben angegebenen Bedentumgen haben.

Gruppe 2: Haloalkylcarbaxamide der Formel (I-b)

RM

S S
R’ R®

in welcher R, R, R, R*, R**, M und A die oben engegebenen Bedeutungen haben.

steht bevorzugt fitr Cy-Co-Alkyl, Ci-Co-Alkylsulfinyl, C,-Cy-Alkylsulfonyl, Cy-Cy-Allooxy-C;-
Cr-alkyl, C-Ce-Cycloalkyl; C,-Cy-Halogenalkyl, C,-Ce-Halogenalkylthio, C,-Cy-Halogenal-
kylsulfinyl, C,-C-Halogenalkylsulfonyl, Halogen-Cy-Cy-alkoxy-C;-Cy-alkyl, Cs-Cy-Halogen-
cyeloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor- und/oder Brometomen; Formyl, Farmyl-C;-Cs-
alkyl, (C;-Cs-Alkyloarbonyl-C;-Cy-alkyl, (C;-Cs-Alkoxy)carbanyl-Cy-Cy-alkyl; Halogen~(C;-
Cyalkyl)carbonyl-C;-Cs-alkyl, Halogea(C;-Cr-alkoxy)carbonyl-C;-Cy-alkyl mit jewnils 1 bis
13 Fluog-, Chlor- und/oder Bromatomen;

(Cr-CeAlkylcarbanyl, (C-C-Alknxy)carbonyl, (Ci-Cs-Alkuxy-Cr-Cralkyljoatbonyl, (Cy-Ce-
Cycloalkyloarbanyl; (Ci-Ce-Halogenalkyfjoarbony?, (C;-Cy'Helogenalkoxy)carbanyl, (Halo-
genr-Cy-Cy-alkoxy-Cy-Cy-alkyf)carbony), (Cs-Ce-Halogencycloalkyl)carboryl mit jeweils 1 bis 9
Fluor-, Chilor- und/oder Bromstomen; oder -C(=0)C(=0)R’, -CONRR? ader -CH:NR'R’.

steht hegonders hevarzugt fitr Methyl, Bthyl, n- oder iso-Propyl, n-, iso-, sec- oder tert-Butyl,
Pentyl oder Hexyl, Methylsulfinyl, Ritrylsulfinyl, n- oder iso-Propylsulfinyl, n-, iso-, sec-
oder text-Butylsulfinyl, Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, o- oder iso-Propylsulfonyl, o, iso-,
sec- oder tert-Butylsulfony], Methoxymethyl, Methoxyettryl, Ethoxyrefityl, Ethoxyethyl, Cy-
clopropyl, Cyclopentyl, Cyclohexyl, Trifluarmethyl, Trichlormethyl, Trifluorefiryl, Diffuor-



WO 2005075411 » PCT/EP2005/000608 A
thylsulfonyl, Trifluormethoxymethyl; Formyl, -CHy-CHO, (CHa)-CHO, -CHy-CO-CH,,
-CHyCO-CH.CHs, -CHrCOCH(CH:, +CH)rCOCH,  ~(CH)rCO-CHCH,
{CH)»CO-CH(CH));, -CHrCOCH,, -CHeCOCHCH,  -CHyCO.CH(CHa)
~(CH,)r-CO,CHs, ~(CHa)y-CO;CH,CHs, (CHa)>-CO;CH(CHy);, ~CHy-CO-CFs, -CHrCO-CCls,
-CHCO-CHCFs,  -CHyCO-CH/CCl,, (CHp)yCO-CH/CF,, ~(CHrCO-CH.CCly,
CHAOOLCH.CF,, . -CHrOOFCF,  -CHrOO.CHOCh,  -CHrOO0,CCLCCl,
~(CHL)r-00;CH,CFy, «(CH,)x-CO,CF:CFs, -(CHa)r-CO;CH,CCly, (CH,)r-CO:CCLCCl;
Methylcarbonyl, Ethylcarbonyl, n-Propylcarbamyl, iso-Propylearbonyl, tert-Butylcarbomyi,
Methoxycarbanyl, Ethoxycarbonyl, tert-Butaxycarbonyl, Cyclopropylearbonyl; Triffuarme-
thylcarbonyl, Trifinormethoxycerbonyl, oder -C(=0)O(=O)R’, -CONR'R’ oder -CH,NR'R".

R™  swht gapz besonder hevoruet fir Methyl, Msthoxymethyl, Formyl, -CHrCHO,
«(CH»CHO, -CByCO-CH, -CHrCO-CH.CH,, -CHrCO-CH(CHy), -C{=0)CHO,
~C(=0)C(=0)CHs, -C(=0)C(=0)CH;0CH,, -C(~0)C0,CH,, -C(=0)CO,CH,CHs,.

Gruppe 3: Haloelkylcarboxamide der Formel (J)

11

j\ @)

inwalahun.n'.n’.n’.n‘,n“mdAdisobmmmemeedammmm.
Bevorzugt eind Haloalkylcarboxamide der Formel (J-c), in welcher R* fiir Wasserstoff steht.
Bevormgt sind Haloalkylcarboxamide der Formel (Ic), in welcher R" fiir Wasscrstoff steht.
Bevormgt gind Haloalkylcarboxamide der Formel (1-0), in welcher R* und RY joweils filr Wasser-
stoff stehen.

Gruppe 4: Haloalkylcarboxarnide der Formel (I-d)

e
AJL;\!.R_ o
R R

in welcher R, R, R, R®, R, R" und A die oben ungegobenen Bedeutimgen haben.

‘BemmgtﬁudﬂﬂmlkylnubmmﬁdeduFumel (-d), in welcher R* fitr Wasserstoff steht.
Bevorzugt sind Haloalkylcarboxamide der Formel (I-d), in welcher R fir Wasserstoff steht.
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Bevorzugt gind Haloalkylcarboxamide der Formel (I-d), in welcher R* und R" jeweils filr Wasser-
stoff stehen.

Gruppe 5: Haloalkylcarboxamide der Forme! (I-0)

R11
i e .
A lf\_ R o)
R‘R’ R
in welcher R, R, R?, B, R%, R und A die oben angegebenen Bedeutungen haben.
Bevorzugt sind Baloalkylcarboxermide der Formel (1-¢), in welcher R* fiir Wasseratof¥ steht.
Bevorzugt sind Haloslkyloarbaxamide der Farmel (i), in welcher R fiir Wasserstoff stebt.

Bevorzgt sind Haloalkylcarboxamide der Formel (I-¢), in welcher R* und R™ joweils fir Wasser-
stoff stehen,

Gruppe 6: Haloalkylcarboxamide der Formel (1-f)

/YR
2SI
R' R’

in welcher R, R', R2, R%, RY, R" und A dic oben angegebenen Bedeutungen haben.

+ Bevorzngt sind Haloalkylearboxamide der Formel (I-f), in welcher R* fiir Wasserstoff steht.

Bevorzugt sind Haloalkylcarboxarmide der Farmel (I-f), in welcher R™ fitr Wasserstoff stcht.
Bovorzugt sind Haloalkylcarbaxamide der Formel (1-f), in welcher R4 und R11 jeweils fiir Wasser-
stoff stehen.

Gruppe 7: Haloalkylcarboxanxide der Formel (I-g)

b

in welcher R, R}, R R%, R*, R"** und A die oben engegebenen Bedeutungen haben.
Bevorzugt sind Haloalkylcarboxsmide der Formel (1-g), in welcher R* fir Wasserstoff steht.
Bevorzagt sind Haloalkylcarboxamide der Formel (I-g), in welcher R fir Wassersioff steht.
Bevorzugt sind Haloalkylcarboxamide der Formel (I-g), in welcher R* und R jeweils filr Wasser-
stoff stchen,

AT
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Grppe8:  Haloalkyleatboxamide der Formel (Ih)

1A
_.{
AJ\%R @)
R‘R' R

in welcher R, R, B%, K, R, R und A die oben angegebenen Bedetungen haben.
Bevorzgt sind Haloalkylobaxemide der Formel (L), in welcher X* fir Wasserstoff stcht:
Bevorzugt sind Haloalkylcarboxsmide der Formel (Bh), in welcher R fitr Wasserstoff steht.
Bevorzugt sind Haloalkylcarboxamide der Formel (1h), in welcher R* und RY™ jowedls fiir Wasser-
stoff stehen.

. Hervorgehoben sind Verbindungen der Formel (f) (und ebenso der Gruppen 1 bis B), in welcher R*

fiir Wasserstoff steht.

Hexvorgehoben sind Verbindungen der Formel (T) (und ebenso der Gruppen 1 bis 8), in welcher R*
i Formyl stekt. .. . |
Hervorgehoben sind suBerdem Verbindungen der Farmel (f) (und ebenso der Gruppen 1 bis 8), in
welcher R* fiir -C(=0)C(=O)R” steht, wobei R die oben angegebenen Bedeutungen hat.

Gestittigte oder ungesfitigte Kohlenwasserstoffreste wio Alkyl oder Alkenyl kianen, auch in Verbin-
dung mit Heteroatomen, wie zB. in Alkoxy, soweit mdglich, jeweils garedkettig oder verzweigt scin.

Mbothyl-ethylamino ein.

dabei fiir Flnor, Chlor, Brom und lod, insbesondare fitr Flnor, Chlor und Brom.

Die oben sufgefilhrien allgemeinen oder in Vorzgsbereichen aufgefiihrten Restedefinitionen bzw.
Erlfuterungen krmen zwischen den jeweiligen Bereichen und Vorzugsbereichen beliebig kombiniert
werden. Sie gelten fir die Endprodukie sowie filr die Var- und Zwischenprodukis entsprechend.
Tnsbesandere kiianen die in den Gruppen 1 bis 6 genannten Verbindungen sowobl mit den allgensi-
auch hier jeweils alle Kombinationen zwischen den Vorzgsbereichen moglich sind.



10

15

20

30

WO 2005/075411 PCT/EP2005/000608 6\

Verfahren (s) :

Verwendet man 2-TrifluormethylbenzoesSorechlorid wnd 4-Chlor-2-(4,4,4-trifluor-3-methyl-butyl)-
phenylemin als Ausgrngssioffe, so kann das erfindnngsgemiiie Verfehren (2) dirch das fbigende
Formelscherna veranschaulicht werden:

olwon = o

Dis zur Durchftthrung des erfindungagembiBen Verfahrens (a) als Ausgeogsstofie bendtigten Carbon-
sbure-Dexivate sind durch dic Formel (I) allgemein definiert. o dieser Formel (1) hat A bevorzugt,
besonders bevorzugt bzw. ganz besanders bevorzugt diejenigen Bedeuhmgen, die bereits im Zo-
sammenhang mit der Beschreibung der erfindnngsgemiien Verbindungen der Formel (7) als bevor-
zugt, besonders bevorzugt bzw. ganz besonders bevorzugt fiir A angegeben wurden. X' steht bevor-
augt fir Chlor, Brom oder Hydroxy.

* lannten Verfihren hersivllen (vgl. WO 93/11117, BEP-A 0 545 099, EP-A 0589301 und EP-A

0589 313).

Die zur Durchftbrung des erfindungsgemiBen Verfihrens (x) als Ausgangastoffe weiterhin bendtig-
ten Anitin-Derivate sind durch die Farmel () allgeroein definiert. In dieser Formel (III) haben R, R',
R, K, R* und M bevoragt, besonders bevorzugt bzw. ganz besonders bevorzugt digjenigen Bedeu-
tungen, die bereits im Zussmmenhang mit der Beschreibung der erfindungsgemifien Verbindungen
der Formel (T) fir diese Reste als bevormgt, besonders bevorzagt bzw. ganz besonders bevorzugt an-
gegeben wurden.

Die Anilin-Derivate der Formel (III) sind neu.
Anilin-Derivate der Forme] (III-8)

qu R
R' R’

in welcher R, R}, R?, R}, R** und M die oben angegebenen Bedeutnngen haben,

(I-a)
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werden erhalten, indem man
0) Anilin-Derivate der Formel (III-b)

HN l R’I :R (II-b)
R R

in welcher R, R’, R?, R® und M dio oben angegrbenen Bedeutingen haben,
5 mit Halogeniden der Formel (IV) '
' RHA—x* av)
in welcher R** und X? die oben angegebenen Bedeutungen haben,
in Gegenwart einer Base und in Gegenrwart eines Verdinmungamittels umsetzt.

10  Anilin-Derivate der Formel (I-c)
H

e i ()
R R
in welcher R, R’, R* und R® die oben angegebenen Bedeutmgen haben, -
werden erhalten, indemn man '
d) Anilin-Derivate der Formal (III-d)
R‘H-'
HN R'r ad
15 R R
in welcher

R, R, R* und R® die oben engegebenen Bedeutimgen haben,
R"®  fir Fluor oder Chlor steht,
in Gogenwart eines Reduktionsmittels, Katalysators und eines Verdiinmmgsmittels

Anilin-Derivate der Formel (<)
R‘I‘I-G
r R (k<)
H R '

in welcher
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R, R? und R? die oben angegebenen Bedeutungen haben,

RS fur Fluor, Chilor, Methryl, iso-Propyl, Methylthio oder Triftuarmethy] stcht,

werden erhalien, indem man ’

) Hiloallimoneniline der Formel] (V)

11-C
R1

HN r \))
o R'
in welcher R, R?, R® und R'*© die oben angegebenen Bedeutungen haben,
it Hydrazin oder Hydrazinhydrat in Gegenwart einer Base (zB. Alkeli- oder Erdalkali-
moetellhydroxide wie Netriumhydroxid oder Kaliumhydroxid) und gegebenenfalls in Gegen-
wart aines Verdinmmgemittels umsetzt,

Haloalkencnariline der Formel (V)

R"-G

HN KR A
0 R’
in welcher R, R?, R® und R¥*C die oben angegebenen Bedeutungen haben,
werden erhalten, indem man
f)  geschiitzte Haloalkanonaviline der Formel (VI)

-G

R
T -
o R’

in welcher :

R, R?, R® und R™“ die oben angegebenen Bedeutungen haben,

SG  fiir eine Schutzgruppe, bevorzugt Piv (tert-Butylcarbonyl), Boc (tett-Butoxycatbo-
nyl-), Coe (Benzyloxycarbonyl-), Trifluoracetyl-, Fmoc (9-Fluorenylmethoxyoar-
bonyl-) oder Troc (2,2,2-Trichlorethaxycarbonyl-), stelt, '

in Gogenwart einor Siure (zB. Sakzalure) und gegcbenenfalls in Gegenwart cines Verdin-

mmgamittels umsetet.

Geschiitzte Haloalkenonniline der Formel (V1)

4l
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Rn-c
o LT
N R VD
o R
in welcher R, R?, R’, R"-C und 8G die cben sngegebenen Bedeutungen haben,
I i ]I - l m b
g  Geschiitzte Aniline der Formel (VI)

Rﬂ-c
w LT o
N

in welcher R* und SG die oben angegebenen Bedeutungen haben,
mit einem Ester der Formel (VIII)

o (VID
in welcher

10 R, R? und R? die oben angegebenen Bedeutungen haben,
R®  fir C,-Ci-Alkyl, bevorzugt Methyl oder Bhyl, steht,
in Gegenwart eines Verdiinnungsmiitels und metallorganischer Basen umsetzt.

Gesclifitzio Aniline der Formel (VII) und Ester der Formel (VIII) &ind beknnnt.
15

Anilin-Derivate der Formel (II-f)
R1*
HN R'R Q-9
R
in welcher

lLRﬂI?undRﬁ‘dhuﬁunumnybumnBﬂkumm;nhdnm
20 werden erhalten, ndem man
h)  Alkene der Fomel (IX)

R'H-G
HN KR @
e SR

in welcher R, R? R® und R'' die oben angegebenen Bedeutungen haben,
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m in Gegenwart Verdinnungsmittels und gegebenenfalls in Gegenrwart
cines Katalysstors hydriert.

Alkene der Formoel (IX)

R11-c

HN R ()
s he” R
in welcher R, R, R? und R'' die oben angegebenen Bedeutungen haben,
werden erhalten, indem man
') Hydroxyslkylaniline der Farmel (X)

Rﬁ-c

HN Kr s o)

HCEN R

10 in welcher R, K, R” und R""“ dic oben angegebenen Bedeutmgen haben,
gogobenenfills in Gegeowart eines Verdiinmmgsmittels und gegebenenfalls in Gegenwart

Hydroxyalkylaniline der Formel (X)

RH-G

HN R (b 4]

C o
15 il

in welcher R, R?, R® und R'*€ die oben angegebenen Bedeutungen haben,
‘werden erhalten, indem man
k) Haloalkenonsniline der Formel (V)

R1‘I-G

HN KR \))
o R
20 in welcher R, R?, R® und R'*€ die oben sngegebenen Bedentungen haben,
mit metallorganischen Verbindungen (zB. Methylmagnesium Halogeniden) in Gegenwart
cines Verdinmmgemittels umsetzt.

43
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Anilin-Derivate der Formel (II-g)
"Rt o
. R R

R, R, R? und R? die oben angegebenen Bedeutmgen haben,

M*  fir einen joweils einfich durch R substituierten Pyridin- oder Pyrimidin-Ring oder filr einen
einfich durch R substitnierten Thiszol-Ring steltt, -

kfinnen anslog oder nach bekannten Verfihren (vgl. EP-A 0 737 682) erhalten werden.

" inwelcher

Verfalrea (b)

Varwendet man 3-(Difluormethyl)-1-methyl-N42-(4,4,4-trifluar-3-methyibutyD)phenyl}- 1H-pyrazol -
4-carboxamid und Effryl-chlor{oxo)acotat als Ausgangsstoffe, so lmmn der Verlauf des erffmdimgage-
miBen Verfahrens (b) durch das folgande Formelschemsa veranschaulicht werden:

Fj _ FH "
}:l \ + ] O —= ] QTko
: CFs  "TCH, CF,
Hy H,C \ CH,

Die zur Durchfithnmg des erfindungsgemaBen Verfihrens (b) als Ausgangsstoffe benBtigten Hexyl-
carbonanilide sind durch die Formel (I-) allgemein definiert. n dieser Formel (La) haben R, RY, R?,
R?, M und A bevorzugt, besonders bevorzugt baw. ganz besonders bevorzugt diejenigen Bedeutun-
gen, die bereits im Zusammenhang mit der Beschreibung der erfindungsgemiBen Verbincungen der
Formel (I) als bevorzngt, besonders bevarzugt bzw. ganz besonders bevorzugt fiir diese Reste an-
gegeben wurden,

Dic Hexyloarboxanilids der Formel (I-a) sind cbenfills erfindungsgemaBe Verbindungen und Gegen-
stand dieser Anmeldvng. Sie kBnnen nach dem erfindungsgemiifien Verfihren (a) erhelten werden
(it R = Wasserstoff).

Die zur Durchflibnng des erfindungsgemfifien Verfahrens (b) als Ausgangsstoffe weiterhin benfitig-
ten Halogenide aind durch die Formel (IV) allgemein definiert. In dieser Formel (IV) bat R** bevor-
zugt, besonders bevorzugt bzw. ganz besonders bevarzugt diejenigen Bedeuhmgen, die bereits im Zu-
sammenhang mit der Beschreibung der erfindungsgemfifen Verbindungen der Formel (I-b) sls bevar-
mgt, besonders bevorzugt bzw. ganz besonders bevorzugt filr diesen Rest angegeben wurden. X2
steht bevormgt fiir Chlor oder Brom.
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Halogenide der Formel (IV) sind bekamnt.

" Reaktionshedingungen

Als Vendinmmgamittel zor Durchfithrang des erfindrmgsgemiBen Verfihrens (s) kommen alle inerten
sromatische Kohlenwasserstoffe, wie zB. Petrolother, Hexan, Heptan, Cyclohexan, Methylcyclohexsn,
Beazol, Taluol, Xylol oder Decalin; halogenierte Kohlemwassersioffe, wie zB. Chlarbenzol, Dichlor-
beazol, Dichlozmefhan, Chloroform, Tetrachlormethan, Dichlorefhan oder Trichlorethen; Biher, wie Di-
1,2-Dimethoxyethen, 1,2-Disthoxyethan oder Anisol oder Amide, wie N,N-Dimethylformanid, NN-
Dimethylacetamid, N-Methylfoemsanilid, N-Methyipyrrotidon oder HexamethylphosphorsBretrismid.

Das erfindungsgemiSe Verfahren (g) ‘wird gegebenenfalls in Gegenwart cines geeigneten Slure-
akzeptors durchgefiifct. Als solche kommen alle fiblichen anorgmnischen oder orgamischen Basen
infrage. Hierzn gehticen vormugsweise Erdalkalimetall- oder Alkalimetallhydride, -hydroxide, -amide,
-alkoholate, -acetate, -carbonate oder -hydrogencarbonate, wie zB. Nattiumhydrid, Natriomamid, Na-
trium-methylat, Natrium-ethylat, Kalium-tert -butylat, Natriumhydraxid, Kalinmhydroxid, Ammoni-
umhydroxid, Natriumacetat, Kahiumacetat, Calciumacetat, Ammoniumacetat, Natriomcarbonat,
Kaliumearbonat, Kaliumhydrogencarbonst, Natriumhydrogencarbonat oder Ammoniumcarbonat, so-
wic tertifire Amine, wio Trimethylamin, Triethylamin, Tributylamin, N,N-Dimethylanitin, N,N-.
Dimethyl-benzylamin, Pyridin, N-Methylpiperidin, N-Methylmorpholin, N,N-Dimethylaminopyridin,
Diazabicycloocten (DABCO), Diazebicyclononen (DBN) oder Diszabicycloundecen (DBU).

Das exfindungsgemiiBo Verfahren (s) wird gegebenenfulls in Gegenwart eines gecigneten Konden-
sationsmittels durchgefithrt. Als solche kommen alle tblicharweise fiir derartige Amidierungareaktio-
nen verwendbaren Kondensationsmittel infrage. Beispielhaft genannt seien SEurehalogemidbildner
wie Phosgen, Phosphortribromid, Phospharirichlorid, Phosphorpentachiorid, Phosphoraxychlorid
oder Thionyichlarid; Anhydridbildner wie Chlarameisensiureetirylester, Chlorameisensfuremethyl-
ester, Chlommeisensilureisopropylester, Chlaramsisensiureisobutylester oder Methansulfonylchlarid;
Carbodiimide, wie N,N'-Dicyclohexylcarbodiimid (DCC) oder andere fibliche Kondensationemittel,
wie Phosphorpentoxid, Polyphosphorsiure, N,N'-Carbonyldiimidezol, 2-Ethoxy-N-ethoxycarboryl-
1,2-dihydrochinolin (EEDQ), Triphenylphosphin/Tetrachlorkohlenstoff oder Brom-tripyrrolidino-
phosphonium-hexafluorophosphat.

Das exfindungsgemiific Verfaten (s) wird gegebenenfalls in Gegenwart eines Katalysators durch-
gefihrt. Bedspielsweise genannt seien 4-Dimethylaminopyridin, 1-Hydraxy-benzotriazol oder Dime-
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thylformamid.

Die Reaktionstemperaturen k3nnen bei der Durchftibrung des erfindungsgemifien Verfahrens (a) in
einem grdferen Bexeich variiert werden. Im allgemeinen arbeitet man bei Temperahuren von 0°C bis
150°C, vorzugeweise bei Temperaturen von 0°C bis 80°C.

Zur Durchifthrung des erfindungsgemiiBen Verfihrens (8) zur Herstellung der Verbindungen der
i&:nndGD:ntd:mnnpm:nmﬂ(hs(hnﬂmmunoilnhmhslk:l%rnnﬂcm)thUhpunhwnlLZIﬁsS
-mol, vorzugsweise 0,5 bis 2 mol an Anilin-Derivat der Forme] (1II) ein.

!Ua\hudﬂunnngnnﬂuﬂznrIhnuhﬂhuungdnrcdiuhnmpgumlﬁun\hnﬁdnun(h)umd@ﬂlnnnnn:aﬂe
inerten organischen LBsungamiitel in Betracht. Hierz gehfren vorzugsweise aliphatische, alicycli-
sche oder eromatische Kohlenwasserstoffe, wie zB. Petrolether, Hexan, Heptan, Cyclohexan, Me-
thylcyclohexen, Benzol, Toluol, Xylol oder Decalin; halogenierte Kohlenwasserstoffe, wie 2.B.
Chlorbenzol, Dichlorbenzol, Dichlormethan, Chloroform, Tetrachlormethan, Dichlorethen oder Tri-
chlorethen; Ether, wie Diethylether, Diisopropylether, Methryl-tert-butylether, Methyl-tert-amylother,
Dicxan, Tetrahydrofuren, 1,2-Dimethoxyethsn, 1,2-Diethoxyethan oder Anisol oder Amide, wie NN-

. Dimethytormamid, N;N-Dimethylscetamid, N-Methy}farmanilid, N-Methyipyrrolidon oder Hexame-

thylphosphorshivretrienrid.

Die erfindungsgemifen Verfihren (b) und (c) werden in Gegenwart einer Base durchgefithrt, Als sol-
che kommen alle Oblichen anorganischen oder arganischen Bagen infrage. Hierzi gehfren vorzugs-
weise Erdalkalimetall- oder Alkatimetallhydride, -lydroxide, -amide, -alkibholate, -acetate, -carbonate
oder -rydrogencarbanate, wie zB. Natriumhydrid, Natrivmamid, Natrinm-methylat, Natrium-othylat,
“Kalium-tert -butylat, Natriumbrydresid, Kaliumhydroxid, Ammonivmirydroxid, Natriomacetat, Kali-
umacetat, Calciumacetat, Ammoniumacetat, Natrimmearbonst, Kaliumcarbonat, Kalinmbyirogencear-
“bonat, Natriumhydrogencarbonat oder Caesiomcarbonat, sowie tertifire Amine, wio Trimethylamin,
Tricthylamin, Tributylamin, NN-Dimethylanilin, NN-Dimethyl-benzylamin, Pyridin, N-Methylpipe-
ridin, N-Methrylmorpbolin, N)N-Dimethylaminopyridin, Diszabicycloocten (DABCO), Diszebicyclo-

-nonen (DBN) oder Diazabicycloundecen (DBU).

Iﬁz]h:ﬁﬁnmﬂnuqunmhuunkﬁnnnnhuhﬂr]]muhﬁﬂnungdhredﬁmhnmpumnlﬂ;m\h:ﬁﬂnun(ﬁ)und
(c) in cinem grBBeren Bereich variiert werden. Im allgemeinen arbeitet man bei Temperaturen von
0°C bis 150°C, vorzugsweise bei Temperaturen von 20°C bis 110°C.
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Zur Durchfithrung des erfindungagemBen Verfibrena (5) zrr Herstelhng der Verbindungen dex

Formel (1) setzt man pro Mol des Hexylcarboxamilids der Forme! (T-a) im Allgemeinen 0,2 bis 5 Mol,

vorzogsweise 0,5 bis 2 Mol an Halogenid der Formel (IV) ein.

Zur Durchfiihrung des erfindongsgem#iBen Verfahrens (c) zar Herstelhng der Vesbindungen der
Formel (JI-e) setzt men pro Mol des Anilin-Derivates der Formel (II-b) im Allgemeinen 0,2 bis 5
Mol, vorzugsweise 0,5 bis 2 Mol an Halogenid der Formel (IV) ein.

Als Verdlimmungsmiitel zur Durchfifhrang des erfindungsgeméiien Verfahrens (d) kommen alle inesten
organischen LOsungsmittel in Betracht. Hierzn gehren vorangsweise aliphatische, alioyclische oder aro-
cyclohexan, Bexzol, Tohuol, Xylol oder Decalin; Ether, wie Disthylether, Diisopropylether, Metiyl-t-
butylether, Methyl-tert-amylether, Dioxan, Tetrahydrofuran, 1,2-Dimethoxyethan, 1,2-Diefhoxyethan
oder Anisol; Amide, wie NN-Dimethytformamid, N;N-Dimefirylacetarnid, N-MethyHformenilid, N-Me-
Sulfolan; Alkobole, wie Methanol, Ethanol, n- oder iso-Propenol, n-, iso-, sec- oder tert-Buianol,
Ethandiol, Propan-1,2-diol, Bthaxyethenol, Methaxyethanal, Diothylenglykolmaonamethylether, Dictiry-
lenglykokmanoethylether, Tricthylenglykol, deren Gemische mit Wasser oder reines Wasser.

Das ecfindungagemiiBe Verfihren (d) wird in Gegeawart cincs Metalls durchgefiibrt. Als solcbe kom-
men vorzgsweise Ubargangametalls, wie beispielsweise Palladium, Platin, Rhodium, Nickel, Risen,
Cobalt, Ruthenium, Iridium oder Osmium infrage. Die Metalle kinnen gegebenenfalls an Trilger-
materiakien, wie z B. Kohle, Harze, Zeolithe, Alkuli- oder Frdalkalisulfte gebunden sein.

Ihmedhﬂumpgnnuh\h:ﬁhmn(d)wﬁdhmqunmuueﬁusnnmnﬁummﬁudhdmmhyﬂﬂﬂ;Ah
solche kommen vorzugsweise elementarer Wasserstoff, Formistsalze, vorzugsweise Alkaliformist-
salze, wic z B. Natrfumformiat, aber such Ammoniumformist oder such Metallhydride (Hydro-
dehalogenierung) infrage.

Das erfindungsgemiBe Verfalren (d) kann in Gegenwart von Sinren durchgefiihrt werden. Als sol-

che kommen vorzugsweise organische SEnren, wis z. B. Ameijsenstinre, Essigsiinre, Ascorbinsgure,
aber anch Mineralsituren, wis zB. SalzsBure odar Schwefilabure infrage.

_ Das erfindungzgemiiBe Verfahren (d) kann in Gegenwart von Basen durchgefiihnt werden. Als solche

kommen vorzugsweise organische Basen, wie z B. Pyridin, eher auch wilssrige L5sungen von Alkali-

a7



10

15

20

30

35

WO 2005/075411 PCT/EP2005/000608 C}%

-34-

Die Reakticnstemperaturen kiinnen bei der Durchftirung des erfindungsgemiiBen Verfibrens (d) in
bis 300°C, vorzugsweise bei Temperaturen von 0°C bis 200°C.

Bei der Verwendung von elementarem Wasserstoff wird des erfindungsgemiBe Verfahren (d) unter
einem Wasserstoffdruck zwischen 0.5 and 200 bar, bevorzugt zwischen 1 und 100 ber durchgeflint. -

Zor Durchibhrung des erfindungsgemiifen Verfahrens (d) zur Herstellung der Verbindungen der
Formel (I1-c) setzt man pro Mol des Anilin-Derivates der Formel (JII-d) im Aflgemeinen 0,8 bis 1000
Mol, vormugsweise 1 bis 500 Mol en Reduktionsmittel (Ammonjumformist, Hydrid etc.) ein.

Als Verdfinmmgsmitte] zur Durchfithnng des esfindungagamaiBen Verfahrens () kommen alle inerten
arpanischen Ldsungsmiitel in Betracht. Hierzu gohfiren vorengsweisc eliphatische, alicyclische oder aro-
cyolohexan, Benzol, Toluol, Xylol oder Decalin; halogenierte Kollenwasserstoffe, wie beispialsweise
Chilorberzo], Dichlorbenzol, Dichlormethen, Chilarafor, Tetrachlormethan, Dichlorethan oder Tri-
chlorethen; Ether, wie Dicthylether, Diisopropylether, Mefhyl-+-butylether, Methyl-ert-antylother, Di-
axan, Tetrahydrafiran, 1,2-Dimefhoxyethan, 1,2-Dicthoxyethan oder Anisol; Ketone, wic Aceton, Buta-
non, Mefiryi-isobutylketon oder Cyclohexanan; Nitrile, wie Acetanitril, Propionitril, o~ oder -Butyro-
nitril oder Benzonitril; Amide, wie NN-Dimefiry}formamid, N;N-Dimethylscetemid, N-Methy}formeri-
id, N-Miethrylpyrrolidon oder Hexamefirylphosphorsiretriamid; Sulfiorcide, wie Dimefirylsulfoxid; Sul-
fone, wie Sulfiolan; Alknhole, wie Mefhanol, Bfhanol, o- oder iso-Propenol, 1, iso-, sec- oder fert-Bo-
tancl, Bthandiol, Propan-1,2-diol, Bthoxyethanal, Methoxyethanol, Dietirylenglykninwnomethyiether,
Diethylenglykoimonoctirylether, Trinfhylenglykol, deren Gemische mit Wasser oder reines Wasser.

Dus erfindungsgemfiBe Verfihren (6) wird in Gegenwart ciner Base durchgefiilut. Als solche kom-
men ise Brdalmlimetsll- oder Alkalimetallhvdroxide. wie beispiclsweise Natri
Idroxid. Kalurydroxid, A mmibydreocid fuf

Die Reakfionstemperaturen kinnen bei der Durchflthrung des erfindungsgemiifen Verfalrens () in
mgﬂhmBuudmutwuanmuﬂmMmbuTmm 100°C
bis 300°C, vorzugsweise bei Temperaturen von 150°C bis 250°C.

Zur Durchfihrung des etfindungsgemiifen Verfahrens (¢) zur Herstellung der Verbindungen der
Formel ({li-¢) sctzt man pro Mol des Haloalkanonaniling der Formel (V) im allgameinen 0,2 bis 5
Mol, vorzugsweise 0,5 bis 3 Mol an Hydrezin oder Hydrazinhydrat ein.
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Als Verdtinmmgamittel zor Durchftthrung des erfindungsgemiBen Verfihrens (f) kommen slle inerten
organischen Losangsmitiel in Betracht. Hierzn gehdren vorzgsweise aliphatische, aticyclische oder sro-
Chlorbenzn), Dichlorbenzol, Dichlormethan, Chloroform, Tetrachlormethan, Dichlorefhan oder Tri-

" oxan, Tetrahydrofuran, 1,2-Dimethaxyethan, 1,2-Diethaxyethan oder Anisol; Ketone, wie Aceton, Buta-

non, Methyl-isobutylketon oder Cyclohexanon; Nitrile, wis Acetonitril, Propionitril, n- oder i-Btyron-
tril oder Benzomitril; Amide, wie N;N-Dimethylformemid, N)N-Dimethylacetamid, N-Metty}ormenilid,
wic Sulfoln; Alkohole, wie Mefhanc], Efbanol, n- oder iso-Propanal, 1, is0-, sec- oder test-Butanal,
Ethandiol, Fropen-1,2-diol, Ethoxyethanol, Methoxyethanol, Diethylengtykolmonomethylether, Diethy-
lenglyknimauoethylother, Triethylenglyknl, deren Gemische mit Wasser oder reincs Wasser.

Das erfindimgagemiife Verfahren (f) wird in Gegenwart einer Sture durchgefiilnt. Als solche kom-
men vorzgsweise Mineralsioren, wie 2. B. Salzzlinre, Iod- oder Bromwamerstoffilinre, Schwedol-
sitnre oder such organische Shuren, z. B. Trifluoressigaliure, Trifluormethansulfonsinre infrage.

Die Reaktionstemperaturen kfnmen bei der Durchfiihrung des erfindungsgemBen Verfihrens (f) in
300°C, varzugsweise bei Temperaturen von 20°C bis 200°C.

Zur Durchfithrung des erfindungsgamiBien Verfahrens (f) zzr Herstellung der Verbindungen der
Formel (V) setzz man pro Mol des geschiiizten Haloalkenananiling der Formel (VD) im Allgemeinen
0,1 bis 10000 Mo, vorzugsweise 1 bis 2000 Mol an S8ure ein.

Als Vendtinnungamittel zar Durchfthnmg des erfindungsgemiBen Verfahrens (g) kommen alle in-
Methyloyclohexan, Benzol, Toluol, Xylol oder Decalin; Ether, wie Dicthylether, Diisopropylether,
Mathyl-t-butyletber, Moftryl-tert-amylether, Dioxan, Tetrahydrofuran, 1,2-Dimethoxyethen, 1,2-

Das erfmdimgagemiiBe Verfahren (g) wird in Gegenwart einer metallorganischen Verbindung durch-
gefohrt. Als solche kommen vorzugsweise Lithiomorganische Verbindungen, wie n-, sec-, oder tert-

ui
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einom griferen Bereich variiert werden. Im allgemeinen arbeitet man bei Tamperaturen von —120°C
bis 100°C, vorzugsweise bei Temperaturen von —80°C bis 20°C.

Zur Durchfthrung des erfindongesgemiiBen Vesfahrens (g) zur Hexstellung der Verbindungen der
Formel (VI) seizt man pro Mol des geschittzten Aniling der Formel (VII) im Allgemsinen 0,2 bis §
Mo), vorzgsweise 0,5 bis 2 Mol an Ester der Formel (VIII) ein.

Als Verdiinnungsmittel zor Durchfiihrung des erfindungsgemfien Verfahrens (h) kommen alle in-
sche Kohlenwasserstoffe, wie beispiclswuise Petrolether, Hexen, Heptan, Cyvlohexan, Methyl-
cyclohaxan oder Decalin; Ether, wis Disthylether, Diisopropylether, Methyl-tert-butylcther, Methryl-
tert-antylether, Dioxan, Tetrahydrofiran, 1,2-Dimethoxyethan oder 1,2-Disthoxyethan; Alkohole, wie
Methanol, Ethanol, n- oder iso-Propanol, n-, iso-, sec- odex tert-Butanol, Ethendiol, Propan-1,2-diol,
Ethoxyethanol, Methaxyethenol, Dietirylenglykolmonomethylether, Dwﬂwlmglylnl:mmeﬂqﬂeﬂﬂ
deren Gemische mit Wasser oder reines Wasser.

Des erfindimgsgemafic Verfahren (h) wird in Gegenwart cines Katalysators durchgefithrt. Als solche

kommen slle Katalysstoren infrage, die fir Hydricrungen blicherweise verwendet werden.

Beigpielbaft geien genennt: Reney-Nickel, Palladium oder Platin, gegebenenfiils anf einem Triger-
erial. wie beiaicleweise Aktivkol]

Die Hydrienmg im erfindungsgemiiBen Verfalren (h) kann statt in Gegenwart von Wasserstoff in
Kombination mit einem Katalysator such in Anwesenhsit von Triethylsilan durchgefilhrt werden.

Die Reakiionsternperafuren kiinnen bei der Durchifihrung des erfindungsgemfiien Verfahrens (h) in
150°C, vorzugsweise bei Temperaturen von 20°C bis 100°C.

Das erfindungsgemifie Verfiahren (h) wird unter einem Wasserstoffdruck zwischen 0.5 and 200 bar,
bevarzugt zwischen 2 und 50 bar, besonders bevorzugt zwischen 3 und 10 bar durchgefilhrt,

Als Verdtmmungamittel zur Durchftihrung des erfindungsgamiBen Verfahrens (f) kommen alle inerten
organischen LAsungsmittel in Betracht. Hiarzu gehfiren vorzigsweise aliphatische, alicyclische oder aro-
clohexan, Benzol, Toluol, Xylol oder Decalin; halogenierte Kohlenwassersinffe, wie beispiclsweise

ST
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Chlorbenml, Dichlarbenzol, Dichlormethan, Chioroform, Tetruchlormethan, Dichlorethan oder Tri-
chlorethan; Ether, wie Diethylether, Diisopropylether, Methyl-tert-butylether, Methyl-tert-emylether, Di-
mnm1htﬂudnﬁmu;Lzlﬁmﬂhmqﬂhn;lﬂJﬁH&uqnﬂnnq&:AnhdhKhhnqvﬁeAnﬂuLBuh-
non, Mothylisobutylketan oder Cyclohexanon; Nitrile, wie Acctonitril, Propionitrl, n- oder iso-Butyro-
nitril oder Benzonitril; Amide, wie N,N-Dimethylformamid, N,N-Dimethylacetarmid, N-Methyiformeani-
lid, N-Mcthylpyrrolidon oder Hexsmefirylphosphomsituretriamid; Ester wie Essigafuremetirylester oder
Ihuunlunzﬁuhahn;Suﬂhuﬁk;vﬁelﬁnnﬂmﬂuﬂﬁndd;sﬂﬁmu;‘deSuHth;Anmhnk;1ﬁelﬂ=&nmoL
"Ethanol, n- oder iso-Propenol, n-, iso-, sec- oder tert-Butenol, Bfhandiol, Propan-1,2-dicl, Ethaxyethanol,
Methoxyethanol, Diethylenglykolmonomethylether, Dicthylenglykohnonoefirylether, deren Gemische
mit Wasser oder reines Weasser.

Das erfindungsgemiife Verfahren (i) wird gegebenenfills in Gegenwart einer Skure durchgefithrt. Als
solche kommen elle anorganischen und organischen Protonen- wie auch Lewisgihren, sowie auch al-
le polymeren Siuren infrage. Hierm gehfren beispiclsweise Chlorwasserstoff, Schwefelstiure, Phos-
phorsfiure, Ameisensiiure, Essigsiure, Trifluoressigsinre, Methangulfonsiure, Trifluormethansulfon-
siure, Tohwlsulfonsiure, Bartrifluorid (mich ala Btherat), Bortribromid, Ahminfumtrichlorid,
Titantetrachlarid, Tetrabutylorthotitanat, Zinkchlorid, Bisen-Ili-chlarid, Antimonpentechlorid, ssure
Ionenaustanecher, saure Tonerden und saures Kieselgel

Die Reaktionstemperaturen kbnnen bei der Durchfilhnng des erfindungsgemfiBen Verfahrens (i) in
einem grdferen Bereich variiert werden. Im allgemeinen arbeitet man bei Tempersturen ven 0°C bis
150°C, vorzogaweise bei Termperaturen von 0°C bis 80°C.

Die erfindungsgemfBen Verfahren (i) und (h) kbonen such in einer Tandemreaktion ( Eintopf-
“Reaktion™) durchgefibrt werden. Dezu wind cine Verbindung der Formel (X) gegebenenfalls in
Gegenrwart eines Verdlimungamiitels (geeignete Ldsungsmittel wie fiir Verfabren (1)), gegebe-
nenfalls in Gegeerwart einer Sknre (geeignete Siuren wie fitr Verfahren (1)) mmd in Anwesenheit von
Triethylsilan wmgesetzt. '

Als Verdiinnungsmitiel zor Durchfihrung des erfindungsgemiifen Verfahrens (k) kommen alle in-
erten organiachen L3sungamittel in Betracht. Hierzu gehSren vorzugsweise aliphatische, alicyclische
oder aromatische Kohlenwassersioffe, wie beispielsweise Petrolether, Hoxan, Heptam, Cyclohexan,
Methyloyclohexan, Benzol, Tohuol, Xylol oder Decalin; Bther, wie Diethylether, Diisopropylether,
Methyl-t-butylether, Methyl-tert-amylether, Dioxan, Tetrahydrofuran, 1,2-Dimethoxyethan, 1,2-Di-
ethoxyethan oder Anisol.”
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Das erfindungsgemiiBe Verfiahren (k) wird in Gegenwart einer metallorganischen Verbindung durch-
geftibrt. Als solohe kommen vorzgsweise Methylnmgnesinm-chlorid, -bromid, oder -iodid oder

‘llﬂlﬂ.ﬂ- -ﬁ

Die Reaktionstemperaturen kiinnen bei der Durchfihrung des erfindungsgemifien Verfahrens (k) in
einem groBeren Beroich variiert werden. Im allgemeinen arbeitet man bei Temperaturen von —120°C
bis 200°C, vorzugsweise bei Temperaturen von —80°C bis 100°C.

Zur Durchithrung des erfindungsgemffion Verfahrens (k) zur Herstellung der Verbindungen der
Formel (X) setzt man pro Mol des Haloalkanoneniling der Formel (V) im Allgemeinen 0,8 bis 10

Mol, vorzugeweise 1 bis 5 Mol an metallorgenischer Verbindimg ein.

Wem nicht anders angegeben, werden alle erfindungsgemiiBen Verfabren im Allgemeinen unter
Normaldruck durchgefithrt. Es ist jedoch auch mdglich, unter erhShtem oder vermindertern Dyuck —
im Allgemeinen zwischen 0,1 bar und 10 bar — m arbeiten.

Dio exfindungsgemiiBen Stoffe weisen eine starke mikrobizide Wirkong auf und kiionen zur
im Materialschuty eingesetzt werden.

Psendoperonospora-Arten, wie beispiclsweise Pseudoperanospors humuli oder
Plasmopare-Arten, wie beispielsweise Plasmopars viticols;
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Bremis-Arten, wie beispiclsweise Bremia Inctucae;
Podosphacra-Arten, wie beispielsweise Podosphacra leucotricha;
Venturis-Arten, wie beispielsweise Venturia insequalis;
Pyrenophora-Arten, wie beispiclswoise Pyrenophora teres oder P. gramines
(Konidienform: Drechslers, Syn: Helminthosporiom);

 Cochliobolus-Arten, wis beispielsweise Cochliobolus st

Ronidicaform: Drechalers, Syn: Helminthospocium)
U Atten, wie beispiclsweiso U fioulstus:
Sclerotinia-Arten. wi beispiclsweise Sclerotinia sclerotinum:
Ustilago-Arten, wie beispielsweise Ustilago muds oder Ustilago svenac;
Pellicularin-Arten, wie beispielswoise Pellicularis sasakil
Pyricularia-Arten, wie belspiclsweise Pyricalaris oryzacs
Fusarium-Arten, wie beispilsweise Fussrium cikmoru;
Septoria-Actzn, wic belspiclsweise Seporia nod
Leptogphartia-Atten, wic beispiclsweise Leptosphacris nodorum;
Cersospara-Arien, wie beispiclsweise Croospora caniescens;

\herneria- Arken, wic beisgislaweise Altaria brassi
Rhizoctonie-Arien, wie beispielsweise Rhizoofouia solsni

Die erfindungsgemiBen Wirkstoffe weisen such eine starke stirkende Wirkung in Pflanzen suf. Sie
Mikroorganismen.

Unter pflanzenstiirkenden (resistenzinduzierenden) Stoffen sind im vorliegenden Zussmmeshang
solche Substanzzn 2 verstehen, die in der Lage gind, das Abwehreystem von Pflmzen so zu stimmlie-

Unter unerwilnschten Mikroorganismen sind im vorliegenden Fall phytopathogene Pilze, Bakierien
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und Viren zu verstehen. Die erfindungsgemiiien Stoffe kiinnen also eingesetzt werden, um Pflenzen
Schaderreger zn schiitzen. Der Zasitraum, innezhalb dessen Schutz herbeigefihrt wird, erstrecke sich
im ellgemeinen von 1 bis 10 Tage, vorzugsweise 1 bis 7 Tage nach der Behandhung der Pflanzen mit
den Wirkstoffen,

Die gute Pllanzenvertriglichkeit der Wirkstoffe in den zar Bekimpfimg von Pflanzenkrankheiten
notwendigen Konzentrationen eriaubt eine Behandlung von oberirdischen Pflenzenieilen, von Pflanz-
und Sagtgut, und des Bodens,

Dabei lassen sich die erfindungsgemiiBen Wirkstoffe mit bescnders gutem Erfolg zur Bekiimpifing von
Getreidekrankheiten, wic beispiclsweise gegen Puccinis-Arten und von Krankheiten im Wein-, Cbst-
und GemBseanban, wie beispiclsweise gegen Botrytis-, Venturia- oder Altemaris-Arten, cinsctzen.

Die erfindingsgamiifien Wirkstoffo eignen sich auch zr Steigerung des Ernteertrages. Sie sind
anfierdem mindertoxisch und weisen eine gute Pflanzenvertrglichkeit auf.

Die erfindungsgemBfen Wirkstoffo kbnnen gogebenenfills in bestimmten Konzeatrationen und
Anfwandmengen such als Herbizide, 2w Beeinflusmmg des Pflapzenwachstums, sowie zur
Bekimpfung von tierischen Schidlingen verwendet werden. Sie lassen sich gegebenenfills auch als
Zwischen- und Vorprodukie fiir die Synthese weiterer Wirkstoffe einsetzen.

Erfindungsgemi8 kinnen alle Pflanzen und Pflanzenteile behandelt werden. Unter Pflanwen werden
pflanzen oder Kulturpflanzen (einschliefilich natirtich vorkommender Kulturpflanzen). Rulturpflan-
zen kiimnen Pflanzen sein, die durch kenventionells Zhchtungs- und Optimierungsmethoden oder
durch biotechnologische und gentecimologische Methoden oder Komibinationen dieser Mothoden
schutzrechie schidtzberen oder nicht schittzbaren Pflanrensorten. Unter Pflanzenteilen sollen alle
oberirdischen und unterirdischen Teile und Organe der Pflanzen, wie Spross, Blatt, Bliite und Wurzel
verstanden werden, wobel beispicihaft BiRtier, Nadeln, Stiingel, Stimme, Blitten, Fruochikisper,
FrmhhmdSmmmeWmmh.Knoﬂmdehmmﬁaﬂlhﬂmden.Zudeﬂmmﬂm
gehtet such Emtegut sowie vegetatives und generstives Vermehrungsmaterial, beispiclsweise
Stecklinge, Knollen, Rhizome, Abloger und Semen.

Die erfindungsgemiiBe Behandlung der Pflanzen und Pflanzenteile mit den Wirkstoffen erfolgt direkt
oder durch Binwirking auf deren Umgebung, Lebensraum oder Lagerraum nach den #iblichen Be-
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hendhmgsmethoden, zB. durch Tauchen, Sprithen, Verdampfin, Vernebeln, Strenen, Aufstreichen
und bei Vermebrungamaterinl, insbesondere bei Samen, weiterhin durch ein- oder mabrechichtiges
Umbhbiillen.

Im Materialschutz lagsen sich die erfindungsgemiifen Stoffe znm Schutz von technischen Materialien
gegen Bofall und Zerstirung durch unerwilnschte Mikroorganismen einsetzen.

Unter technischen Materialien sind im vorliegenden Zusammenhang nichtiebende Materialien zu
versiohen, die fir die Verwendung in der Technik zubereitet warden sind. Beispielsweise komen
technische Materialien, die durch erfindiungsgemifis Wirkstoffe vor mikrobieller Verfinderung oder
Zerstrung geschilizt werden sollen, Klehstoffe, Leime, Papier und Karton, Textilien, Leder, Holz,
Anstrichmittel und Kimststoffertikel, Kithischmierstoffe und andere Materialien ‘sein, die von Mikro-
orgaiamen befallen oder zersetzt werden kiinmep. Jm Rabmen der zn schiitzenden Materislien seien
such Teile von Produktionseniagen, beispielsweise Kithiwasserkreisliufe, genannt, die durch Ver-
mehrung von Mikroorganimmen beeintriichtigt werden kanen. Im Rabmen der vorliegenden Erfin-
cimg seien als technische Materialien vorzugsweise Kiebstoffe, Leime, Papiere und Kartone, Leder,
Holz, Ansirichmittel, Kithlschmiermittel tnd Wirmelbertragungafliissigkeiten genarmt, besonders
bevorzugt Holz,

Als Mikroorganismen, die einen Abbeau oder sine Vesinderung der tocimischen Materialien bewirken
kbomnen, seien beispiclsweise Bakierien, Pilze, Hefen, Algen und Schleimorgsnismen gensnnt,

" Vorzgsweise wirken die erfindungsgemiBen Wirkstoffe gegen Pilze, insbesondere Schimmelpilze,

holzverfirbende und bolzzerstirende Pilzs (Basidiomyceten) sowie gegen Schisimorgenismen und
Algen.

Es seien beispiclsweise Miloroorganismen der folgenden Gattungen genennt:

Polyporus, wic Polyporus versicolor,
Axreobagidium, wie Anreobasidium pullulans,
Sclerophoma, wie Sclerophama pityophila,
Trichod wie Trichod orid |
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Pseudomonas, wic Pscudomonas seruginosa,
Staphylocoocus, wie Staphylococcus surens.

Dio Wirkstoffs kinnen in Abblingigkeit von ihren jeweiligen physikalischen und/ oder chemischen
Eigeaschaften in die iiblichen Formulierungen Oberfliirt werden, wie L3sungen, Emulsionen,
Suspensionen, Pulver, Schilume, Pasten, Granulate, Aerosole, Feinstverkapsclungen in polymeren
Stoffen und in Hlimassen fir Saatgut, sowie ULV-Kalt- und Warmnebel-Formulierungen.

Dicse Formnilienmgen werden in belamnter Weise hergestellt, z B, durch Vermischen der Wirkutoffe
mit Streckmitteln, also fitlsaigen Lsungemitteln, unter Druck stehenden verfilssigten Gasen und/
oder festen Tritgerstoffen, gegebenenfalls unter Verwendung von oberflichenakiiven Mitteln, also °
Epulgiermitteln und/oder Dispergiermitieln und/oder schaumerzengenden Mitteln, ¥m Falle der Be-
mitzung von Waesser als Streckmittel kimmen zB. auch organische Lisungemitiel als Hilfsldsungs-
mitte]l verwendet werden. Als flitssige Loqungsmitte] kommen im Wesentlichen infrage: Arommten,
wasscrsioff, wio Chlorbenzole, Chlaretirylene oder Methylenchlorid, aliphatische Kohlemwasser-
sioffe, wie Cyclohexan oder Paraffine, zB. Erd0lfraktionen, Alkohole, wie Butanol oder Glycol
sowic deren Ether und Ester, Ketone, wie Accton, Methylethylketon, Mothylisobutylketon oder
Wasser. Mit verflissigten gasfirmigen Streclmitteln oder Triigerstoffen sind solche Fifissigkeiten ge-
meint, welche bei normaler Temperatur und unter Normaldruck gasformig sind, zB. Asrosol-
Treibgase, wie Halogenkohlenwassersioffe sowic Butan, Propan, Stickstoff und Kohlendioxid. Als
feste Trigarstoffo kommen infrage: 2 B. natirliche Gesteinsmehle, wie Kaoline, Tonerden, Talkum,
‘hochdisperse Kiagelaiure, Aluminiumexid und Silikute. Als feste Trilgerstoffe fiir Granulate kormmen
infrage: zB. gebrochene und fraktionierte natfirliche Gesteine wie Calcit, Bims, Marmor, Sepiolith,
sus organischem Material wie Sigamehl, Kokoemssschalen, Maiskolben und Tabskstiingel. Als
Emulgaioren, wie Polyoxyetirylen-Fettsiiureesier, Polyoxyethylen-Fettalkoholether, zB. Alkylaryl-
polygiycolether, Alkylsulfonate, Alkylsulfate, Arylsulfonsie sowic Eiweihydrolysate. Als Digper-

Es kinnen in den Formmlierongen Hafimittel wie Carboxymethryloeliulose, natiirliche und synthe-
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Polyvinylalkobol, Polyvinylacetat, sowie natiirliche Phospholipide, wie Kephaline und Legifiine, und
aynthetische Phospholipide. Weitere Additive kimmen mineralische und vegetabile Ole sein.

Bs kbnnen Farbstoffe wie anorgsnische Pigments, zB. Eisenoxid, Titanoxid, Ferrocyanblmi und
wio Salze von Eisen, Mangan, Bar, Kupfer, Kobalt, Molybdin und Zink verwendet werden.

Die Forrmlienmgen enthalten im allgemeinen zwischen 0,1 und 95 Gewichtsprozent Wirkmioff,
vorzngsweise zwischen 0,5 und 90 %.

Die erfindungsgenmfifen Wirkstoffe kfwmen als solche oder in jhren Formulierongen auch in
Mischung mit bekaonten Fungiziden, Bakieriziden, Aknriziden, Nematiziden oder Inscktiziden
verwendet werden, um g0 zB. das Wirkimgespektrum 1 verbreitern oder Resistenzentwickinngen
vorzubeugen. In vielon Flllan erhiilt man dabej synergistische Bifekis, dh die Wirksamkeit der
Mischung ist griber als die Wirksemkeit der Einzelkomponerden.

Als Mischpariner kommen zum Beispiel folgende Verbindimgen infrage:

Funglzide: .

2-Phenyiphenol; 8-Hydroxychinolinsulfist; Aciberzolar-S-mefhyl; Aldimoiph; Amidoftmet; Amgpro-
fos; Binapacryl; Biphenyl; Bitertanol; Blasticidin-8; Bronmconezole; Bupirimate; Buftiobate; Butyl-
zylacen; Cyszofemid; Cyfhrfenamid; Cymoxaril; Cyprocanazole; Cyprodinil; Cyprafuram; Degger G;
phos; Epaxiconazole; Ethabayany; Bihririmol: Btridizzole; Famoxadone; Fenamidone; Fenspanil; Fenari-
wol; Ferbniconazole; Fenfiram; Feshexamid; Fenitropan; Fenoxanil; Fenpiclonil; Fenpropidin; Fenpro-
pimarph; Ferbarn; Fluazinan; Fhubenzimine; Fhudicnonil; Fumetover; Fhumoepb; Fluaromide; Fhacos-
strobin; Fluquinconazole; Fhurprimidol; Flusilazale; Fnsulfamide; Fhutolenl; Fhuirisfol; Folpet; Foaetyl-
Al Fosetyl-sodium; Fuberidazole; Furalaxyl; Ferametpyr; Furcarbanil; Furmecyclax; Guazatine; Hexs-
chlorobenzene; Hexaconazole; Hymexazn!; Emezalil; Imibenconazole; Eminociadine trisoetats; Ymin-
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Tridemorph; Trifloxystrobin; Trifhumizole; Triforine; Triticonazole; Uniconazole; Validamycin A; Vin-
clooolin; Zineb; Zitam; Zoxamide; (25)N-{2H4-{[3-(4-Chlorphenyl)-2-propinyljaxy}-3-methaxyphe-
yljethyl}-3-msthyl-2-{(methylsulforrylJamino}-utenamid;  1-(1-Naphthalenyl)-1H-pyrrol-2,5-dion;
2,3,5,6-Tetrachlor-4-(methylsulforyl)-pyridin;  2-Amino-4-meftryl-N-phenyl-5-thiszolcarboxamid;  2-
Chiloe-N-(2,3-diltydro-1,1,3-rimefiy)-1H-inden-4-y1)-3-pyridincarboxamide; 3,4,5-Trichlor-2,6-pyridin-
dicarbonitril; Actinovate; cis-1-(4-Chlorphenyf)-2-(18-1,2,4-trinznl-1-y])-cycloheptanol; Mefhyi 1-(2,3-
dilydro-2,2-dimethyl- 1H-inden-1-y1)-1H-imidezol-5-carboxylst; Monokaliumearbonat; N-(6-Methoxy-
3-pyridinyl)-oyclopropancarboxemid; N-Butyl-8-(1,1-dimethylotiyl)-1-oxaspiro[4.5}decan-3-amin; Na-
triumiztrathiocarbonat; sowie Kupferealze und -zubervitungen, wie Bordeaux mixture; Kupferhydroxid;

Bakterixide:
Furencarbonsiiure, Oxytetracyclin, Probenazol, Streptonycin, Tecloftalam, Kupfersulfat und andere
Kupfer-Zubereitingen.

Insekitzids / Akarhidds / Nematixide:

1. Acetylchalinesterase (AChE) Inhibitoren

1.1 Carbamate (zB. Alamyvarb, Aldicarb, Aldaxycarh, Allyxycarb, Aminocarb, Azamethiphos,
Bendiocarb, Benfuracarb, Bufencarb, Butacarb, Butocarboxim, Butoxycarboxim, Carbaryl,
Carbofurn, Cwrbosulfan, Chlocthocarh, Coumsphos, Cyspofenphos, Cyenophos, Dimetilan,
Ethiofencard, Fenobucarb, Fenofhiooarb, Formetsnate, Furathiooarb; Isoprooarh, Metam-sodium,
Methiocarh, Mothomyl, Metoloarh, Oxamyl, Pirimioerh, P b P . Thiodicarb,
Thiofimox, Triszamate, Trimsthacarb, XMC, Xylylcarb)

12 Organophosphain (2.B. Asephate, Azamefhiphos, Azinphos (-mefiyl, -ethyl), Bromophos-cthyl,
Bromfenvinfos (-methyl), Butathiofos, Cadusafos, Carbophenothion, Chlorethoxyfos, Chlorfin-
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vinphos, Chlarmephos, Chlorpyrifos (-mefhyl/-ethyl), Coumaphos, Cyenofenphos, Cymnophos,

Bthion, Ethoprophos, Ririmfos, Famplur, Fenamiphos, Fenitrothicn, Fensulfothion, Fenthion, Fhipy-

rezofos, Fonofos, Formothion, Fosmethilan, Fosthiszate, Heptenophos, Iodofenphos, Jprobenfos,

Isazofos, Isofcaphos, Tsopropyl O-salicylate, Isoxathion, Malathion, Mecarbam, Methacrifos, Metha-

‘midophos, Methidsthicn, Mevinphos, Monocrotophos, Neled, Omethoate, Oxydemeton-methyl, Para-

thion (-methyl/-ethyl), Phepthoate, Phorats, Phosalone, Phoamet, Phosphamidon, Phosphocarb,
Phoxim, Pirimiphos (-mefiyl/-exyl), Profenofos, Propaphos, Propetamphos, Profhiofos, Prothoste,
Pyraclofis, Pyridaphenthion, Pyridathion, Quinalphos, Scbufos, Sulfotep, Sulprofos, Tebupirimios,
Temephos, Tecbufos, Tetrachlorvinphos, Thiometon, Triszophos, Triclorfun, Vamidothion)

2. Natriwm-Kanal-Modulatoren / Spanmungsabhangige Nairhan-Kanal-Blocker

2.1 Pyrethroide (zB. Acrinsthrin, Allethrin (d-cis-trans, d-trans), Beta-Cyfluthrin, Bifenthrin, Bio-
allethrin, Bioallethrin-S-cyclopentyl-isomer, Bioethenomethrin, Biopermethrin, Bioreamethrin, Chlo-
veporfiin, Cis-Cypermetixrin, Cis-Resmethrin, Cis-Permethrin, Clocythrin, Cycloprothrin, Cyfin-
fhrin, Cyhalothrin, Cypermethrin (alpha-, bets-, theta-, zeta-), Cyphenothrin, DDT, Deltamethrin, Em-
pentimin (IR-isomer), Eafenvalerste, Etofenprox, Fenfluthrin, Fenpropathrin, Feupyrithrin, Fen-
Cyhalothrin, Fmiprofhrin, Kadefhrin, Lambds-Cyhalofhrin, Metofiathrin, Permethrin (cis-, trans-),
Phenothrin (1R-trans isomer), Prallethrin, Profluthrin, Protrifenbute, Pyresmetbrin, Resmethrin, RU
15525, Silafluofen, Tau-Fluvalinate, Tefluthrin, Terallefhrin, Tetramethrin (1R-isomer), Tralome-
fhrin, Transfluthrin, ZXI 8901, Pyrethrins (pyreftrum))

2.2 Oxadiszine (z.B. Indoxacarh)

3.1 Chloronicotinyle/Neonicotinoide (zB. Acetarmiprid, Clothianidin, Dinotefiran, Fmidacloprid, Ni-
tenpyram, Nithiszine, Thiscloprid, Thismethoxam)

3.2 Nicotine, Bensultap, Cartep

4. Acetylcholin-Rexepior-Modulatoren

4.1 Spinosyne (zB. Spinosad)

5. GABA-gestexerte Chlorid-Kanal-Antagonisten

5.1 Cyclodiene Organochlarine (zB. Camphechlor, Chlordane, Endosulfin, Gamms-HCH, HCH,
Heptachlor, Lindane, Methoxychlor

52 Fiprale (B. Acctoprole, Ethiprole, Fipronil, Vaniliprole)

6. Chlorid-Kanal-Aktivatoren

6.1 Meciine (zB. Abamectin, Avermectin, Emamectin, Emamectin-benzoate, Ivermectin, Milbe-
mectin, Milbenxycin)

$A
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7. Juvenilhormon-Mimetika
(zB. Diofenolan, Epofencnsne, Fenoxycmrb, Hydroprene, Kinoprene, Mefhoprene, Pyriproxifen,
Triprene)
8. Ecdysonagonisten/disruptoren

8.1 Diacylhydrazine (zB. Chromafenozide, Halofenozide, Methoxyfenozide, Tebufenczide)

9. Inkibttoren der Chitinblosynthese

9.1 Benzoylhemstoffe (zB. Bistrifiuron, Chlofhmzoron, Diflubenzoron, Fluszuron, Flucycloxuron,
Fhafenmarmron, Hexaflommrron, Lufenuron, Novelmron, Noviftunmron, Penfluron, Teflubenzuron, Tri-
flumiron) '

9.2 Buprofizin

9.3 Cyromazine

10. Inhibitoren der oxidativer Phosphorylierung, ATP-Disruptoren

10.1 Diafenfhiuron

10.2 Organotine (z.B. Azocyclotin, Cyhexatin, Fenbutatin-oxide)

11. Entkoppler der oxidativen Phoshorylienmg durch Unterbrechung des H-Protongradienten

11.1 Pymrole (z.B. Chlorfnapyr)

11.2 Dinitrophenols (zB. Binapacryl, Dinobuton, Dinocap, DNOC)

12, Seite-I-Elektronentransportinkibitoren

12.1 METTs (zB. Fenazaquin, Fenpyroximate, Pyrimidifen, Pyrideben, Tebufenpyrad, Tolfenpyrad)
122 Bydmamethyinone

12.3 Dicofol

13. Seite-II-Elektronentransportinhibitoren

13,1 Rolenone

. 14. Seite-III-Elektronentransportinhibitoren

14.1 Acequinocyl, Fluacrypyrim

15. Mikrobielle Disruptoren der Insektenclarmmembran

16. Inkibitoren der Fettsynthese

16.1 Tetronsliuren (zB. Spirodiclofen, Spiromesifen)

162 Tetramskuren [zB. 3-(2,5-Dimetirylphenyl)-8-methoxy-2-oxo-1-azaspiro[4.5)dec-3-en-4-y1 ethryl
carbonate (alies: Carbonic acid, 3-(2,5-dimethylpheryl)-8-methoxy-2-ox0-1-azaspiro[4.5]deo-3-en-4-
¥l cthyl ester, CAS-Reg.-No.: 382608-10-8) and Cmrbomic acid, cis-3-(2,5-dimethylphemyl)-8-
methoxy-2-0x0-1-azaspiro{4.5]dec-3-en-4-yl cthyl ester (CAS-Reg.-No.: 203313-25-1)]

17, Carboxamide

(z.B. Flonicamid)

18, Okdopaminerge Agonisien
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(zDB. Amitrez)

19. Inhibitoren der Magnesium-stimullerten ATPase

(z3B. Propargite)

20. Phihalamide

(zB. N°1,1-Dimethyl-2-(methylmlfonyl)ethyl]-3-iod-N'-[2-4methyl-4-{1,2,2,2-tetrafluor-1{irifluor-
metityl)ethyllphenyl}-1,2-benzenedicarboxamide (CAS-Reg.-No.: 272451-65-T), Flubendiamide)

21. Nereistoxin-Analoge

(zB. Thiocyclam hydrogen cxalate, Thiosultap-sodium)

22. Blologika, Hormone oder Pheromone

(zB. Azadirachtin, Bacillus spec., Beauverie speo., Codlemons, Metarhizium spec., Pacoilomyces
epec., Thuringiensin, Vesticillium spec.)

23, Wirkstoffe mit unbekannten oder nicht apexifischen Wirkmechanismen

23.1 Begasungamitte] (2B, Alunminium phosphide, Mety! bromide, Subfiuryl fluoride)

232 Selektive FraBbammer (z.B. Cryolite, Flonicamid, Pymetrozins)

23.3 Milbenwachstumsinhibitoren (z.B. Clofentezine, Btoxezole, Hoxythiazox)

23 4 Amidoflumet, Benclothiaz, Benzoximate, Bifenazate, Bromopropylate, Buprofezin, Chinomethi-
onat, Chlordimeform, Chlorobenzilate, Chloropicrin, Clothiszoben, Cycloprene, Cyflumetofen, Di-
cyclanil, Fencomerim, Fentrifinil, Flubenzimine, Flufenerim, Fhitenzin, Gossyplure, Hydramethyl-
none, Japonilure, Metoxadiazone, Petroleum, Piperomyl butoxide, Potagsium oleate, Pyrafhiprole,
Pyridaly], Pyriprole, Sulfiuramid, Tetradifon, Tetrasul, Triarsthens, Verbutin,

ferner die Verbindung 3-Mefhyl-phenyl-propylcarbamet (Tsumacide Z), die Verbindung 3-(5-Chlor-3-
pyridinyT)-8-(2,2,2-rifluorcfiryl)-8-azsbicyclo[3 2.1 Joctan-3-carbonitril  (CAS-Reg-Nr. 185982-80-3)
und des entsprechende 3-endo-somere (CAS-Reg-Nr. 185984-60-5) (vgl. WO 96/3749%4, WO
98/25923), sowio Priparate, welche insektizid wirknems Pflanzenexirakte, Nematoden, Pilax: oder Viren
cothalten,

Wechstumsregulstoren, Safener bzw. Semiochemicals ist mdglich.

Darllber hinaus weisen die erfindungsgemfien Verbindungen der Formel (1) much sehr puie
sntimykotische Wirkungen auf Sie besitzen ein schr breites entimylotisches Wirlamgsspekirum,
insbesandere gegen Denmatophryten und Sproaspilze, Schimmel und diphasische Pilze (z.B. gegen
Aspergiltus-Spezies wie Aspergillus niger und Aspergillus fimigatns, Trichophyton-Spezies wie
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Aufzihlomg dieser Pilze stellt keineafalls cine Beschrinkung des ecfiassbaren nrykotischen Spektrums
dar, sondem hat mur eriSnternden Charekier.

Die Wirkstoffis kirmen als solche, in Form ihrer Foromlierungen oder den darsua bereitoten
Anwendmgsformen, wie gebrauchsfertige Lisungen, Suspensionen, Spritzpulver, Pasten, 18aliche
Pulver,” Sthubemiitel und Granulate sngewendet werden. Die Anwendung geschieht in fiblicher
‘Weise, zB. durch GieBen, Verspritzen, Versprithen, Verstreuen, Verstfiuben, Verschitumen, Bestrei-
chen usw. Es ist farner miglich, die Wirkstoffe nach dem Ultra-Low-Volume-Verfahren suszubrin-
gen oder die Wirkstoffzubereitong oder den Wirkstoff selbst in den Boden zu injizjeren, Ep kann such
das Saatgut der Pflanzen behandelt werden,

Beim Binsaiz der erfindungsgemiifien Wirkstoffe als Fungizido kiinnen die Auxfwandmengen je nach
Pllanzenieilen Liegen die Aufwandmengen en Witkstoff im sllgemeinen zwischen 0,1 und
10.000 g/ha, vorzugsweise zwischen 10 und 1.000 g/ba, Bei der Sastguibehendhmg liegen die
Aufwandmengen an Wirkstoff im allgemeinen zwischen 0,001 und 50 g pro Kilograrmm Saatgut,
warzngsweige zwischen 0,01 und 10 g pro Kilogramm Saatgut. Bei der Behandlung des Bodens liegen
die Aufwandmengen sn Wirksioff im allgemeinen zwischen 0,1 und 10.000 glhs, vormugsweise
gwischen 1 und 5.000 g/ha,

'Wie bereits oben erwihnt, kinnen erfindungsgemiiB alle Pflanzen und deren Teile behandelt werden.
In emer bevarzugten Ausfiibrungsform werden wild vorkommende oder durch komventiomelle
biologische Zuchimethoden, wie Kreuzmmg oder Protoplastenfusion erhaltencn Pflanzengrien und
Pflsnzensorten sowie deran Teile behandelt. In einer weiteren bevorzugten Ausfihrungsform werden
transgene Pflenzen und Pflanzensorten, dic durch gentechnologische Methoden gegebenenfalls in
Kombination mit konventionellen Methoden erhalten wurden (Genetically Modified Organisms) und
deven Teile bohandelt. Der Bogriff Teile® bzw. ,Teilo von PAanzen® oder JPflanzenteile* wards
oben erlfutert.

Besonders bevorzugt werden uﬁndlmggnnlB Pflanzen der jeweils handelstiblichen oder in
Gebrauch befindlichen Pflanzensorien behandelt. Unter Pflanzensarten versteht men Pflapzen mit
neven Eigenschafien (,,Traits*), die sowohl durch konventionelle Zichtmg, durch Miingenese oder
durch rekombinante DNA-Techniken gezfichtet worden sind. Dies kinnen Sorten, Rassen, Bio- und
Genotypen sein.

Je pach Pflanzenarten baw. Pflanzensorten, deren Stendort ind Wachstomshedingnngen (Boden,
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erfindungsgemiif verwendbaren Stoffe und Mittel, besseres Pflanzenwachstum, orhShis Toleranz
gegenfiber hoben oder niedrigen Tempersturcn, erh&hie Toleranz gogen Trockenheit oder gegen
Wasser- bew. Bodensalzgshalt, eshiShte Bighleistmg, erleichterts Ernts, Beschleunigimg der Reife,
erwartenden Effekte binmugehen.

Zu den bovarzugien erfindungsgemifl zn behendeinden trensgenen (gentechmologisch echaltenen)
schaften (,,Traits”) verieiht. Beispielo fiir solche Eigenschaften sind besseres Pflanzenwachstum,
echihts Toleranz gegenfiber hoben oder niedrigen Temperaturen, erhihte Toleranz gegem
Trockenheit oder gegen Wasser- bzw. Bodensalzgehalt, ethhte Blohleistung, exleichterts Bmts, Bo-
Emteprodukte, h3bere Lagerfiihigkeit und/oder Bearbeitbarkeit der Emteprodukie. Weitere und
Pilzen, Bakierien und/oder Viren sowie oine erhidhte Tolersnz der Pflanzen gegen bestimmte
Getreide (Weizen, Reis), Mais, Soje, Kartoffel, Baumwolle, Tabak, Raps sowie Obstpflanzen (mit
den Frichten Apfel, Bimen, Zitrusfrichten und Weintrauben) erwithnt, wobei Mais, Sojs, Kartoffel,
Baumwolle, Tabak und Raps besonders hervorgehoben warden. Als Riganschafien (, Traits™) werden
besanders hervorgehoben dio exhdhte Abwehr der Pflanzen gegen Insekten, Spinnentiere, Nermatoden
und Schnecken durch in den Pflenven entstehende Toxine, insbesondere solche, die durch das
genetische Materisl aus Bacillus Thuringiensis (zB. durch die Gene CryIA(g), CryIA(b), CryTA(0),
CrylIA, GryllIA, CryllIB2, Cry9c Cry2Ab, Cry3Bb und CrylF sowie deren Kombinationen) in den
Pflanzen erzeugt werden (im Folgenden Bt Pflanzen™). Als Eigenschaften (, Traits™) werden auch
besonders hervorgehoben dio erhtite Abwehr von Pflanzen gegen Pilze, Bakierien und Viren durch
und entsprechend exprimierte Proteine und Toxine. Als Rigenschaften (.. Truits“) werden weiterhin
besonders hervorgehoben die erhShte Toleranz der Pflanzen gegeafber bestimmten herbiziden Wirk-
stoffen, zB, Jmidazolinonen, Sulfomrylharnstoffen, Glyphosate oder Phosphinotricin (zB. "PAT"-
Gen). Die jeweils die gowlinschten Eigenschaften (, Traits*) veriefhenden Gens kinnen auch in Kom-
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binationen miteinander in den transgenen Pflanzen vorkommen. Als Beispiele fiir Bt Pflanzen™ seien
Maissorten, Beumwollsorten, Sojasorten und Kartoffelsorten gensnnt, die unter den Handelsbezeich-
nungen YIELD GARD® (zB. Mais, Baumwolle, Soja), KnockOui® (zB. Mais), StarLink® (z.B.
Mais), Boligard® (Baumwolle), Nucoton® (Baumwolls) und NewLeaf® (Kartoffel) vertrisben
worden. Als Beispiele fir larbizid tolerants Pfianzen scien Maissorten, Beumwollsorten und
Sojascrten genannt, die unter den Handelsbezeichmuhgen Roundup Ready® (Toleranz gegen Glypho-
sate 2.B. Mais, Banwolle, Soja), Liberty Link® (Toleranz gegen Phosphinotricin, zB. Raps), IMI®
(Toleranz gegen Imidazolinons) und STS® (Tolerenz gegen Sulforryiharnstoffe 2.8. Mais) vertricben
werden. Als Herbizid resistente (komventionell auf Herbizid-Toleranz geriichiets) Pflanzen seien
mach die unter der Bezeichming Clearfield® vertrisbenen Sorten (z.B. Mais) erwithnt. Selbstverstiind-
Lich gelten diese Aussagon auch fir in der Zukundft entwickelin bzw. zukdiaftig suf den Markt kom-
mende Pflanzensorten mit diesen oder zukiinftig entwickelten genetischen Eigenachaften (, Traits®).

Die sufgefdbrien Pflanzen kinnen besonders vorteilhaft erfindungsgemiB mit den Verbindungen der
allgemeinen Formel (I) bzw. den erfindungsgemiifen Wirkstoffmischumgen behandelt werden. Die
bei den Wirkstoffen bzw. Mischungen oben angegebenen Vorzugsbereiche gelten such fir die
Behandlung dieser Pflanven. Besonders hervargehoben sei dic Pflanzenbehandhmg mit den im
vorliegenden Text speziell sufgefibrien Verbindungen bzw, Mischungen.

Die Herstellung und die Verwendung der erfindungsgemiBen Wirkstaffe geiit ans den folgenden

o
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Herstellungsheispiele

B veadd

Zu einer LOsung bestehend aus 2753 mg (1.3 mmol) 2-TriffucrmethyibenzoesBurechiorid und
022 ml (1.6 mmol) Tricthylamin in 10 ml Tetrahydrofuran werden 302.0 mg (1.2 mmol) 4-Chlor-2-
(4,4 A-trifluor-3-methyl-iyl)-phenylamin in 2 m] Tetrahydrofuran gegobon. Dio Reaktionslfeung
wird foir 90 min bei 60°C gertihut, Gber Kicsalgel fltriert und im Vakum anfkonzentriert.

Man erhllli 505 mg (99 % der Thearic) an N-{4-Chloro-2-(4,4,4-irifluaro-3-methyl-butyl)-phenyT}-2-
triffuoromethyl-benzamid [logP (pH 2.3) = 4.08].

S

Za einer Suspension von 264.2 mg (1.5 mmol) 3-Difluormetiryl-1-methyl-1H-pyrazol-4-carbonsfiure
in 9 ml Dichlormethan werden 0.14 ml (1.7 mmol) Oxalsiiuredichlorid uad 4 Tropfen Dimethylform-
amid gegeben. Die Reaktionsmischung wird 2 h bei Reumtemperatur gerlibrt und anschlieBend mit
einer L3amg bestehend aus 325.9 mg (1.5 mmol) 2-(4,4 4-Trifluor-3-methyl-butyl)-phenylamin und
0.29 ml (2.1 mmol) Triethylamin in 9 ml Dichlormethen versetzt. Die Reaktionsmiscimng wird 16 h
bei Reumtemperatar geethrt. Zur Aufurbeitung werden 7 mi 2N Selzsluro zugogeben, 10 min bei
Renmtemperatur gexfibrt, dis organische Phase abgstrennt, iber Magnesiumsulfat getrocknet, filtriert
und im Vakumm eufkonzendriert.

Man erhlt 525.0 mg (89 % der Theorie) an 3-Diffucrmetiyl-1-methyl-1H-pyrazol-4-carbonsiure-[2-
(4,4,4-triffnor-3-methyl-butyf)-phenyl]-amid [logP (pH 2.3) = 2.93).

Analog Beispiel 1 und 2, sowie entsprechend den Angaben in der allgemeinen Beschreibung der
erfindungsgemifien Herstellverfahren (a) bis (b) wurden auch die in der nachstehenden Tabelle 1
gensnnten Verbindungen der Formel (T) erhalien:

61
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") Die mit ,* markierts Bindung ist mit dem Amid, die mit #* markierts Bindung mit dem
Haloalkylrest verkntipft
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Eino Loemg von 7.0 g 1-(2-Amino-5-chlor-phenyl)-4,4.4-trifluor-3-mefhyl-butan-1-on (26 mmol),
40 g Kaliumhydroxid (60 mmol) und 30 g Hydmzinhydret (60 mmol) wird in 67ml
Triethylenglykol fiir 6 h auf 210°C erhitzt. Nach Abkdihlen auf Ranmtemperntur werden Wasser und
Bihylacetat zugegeben, dic Phagen getrennt und die orgepische Phase nochmals mit Wasser

Man erhillt 4.9 g (73 % der Theorie) an 4-Chlor-2-(4,4,4-trifluor-3-mefhryl-butyT)-phenylamin.

'HNMR (DMSO): 5 = 693 (m, 2 H), 6.62 (4, 1 H), 5.05 (s, 2 H), 2.56 (m, 1 H), 2.48-2.34 (m, 2 H),
1.85 (m, 1 H), 1.47 (m, 1 H), 1.11 (4, 3 H).

?"'z :

HC  CF,
Eine L8sung von 2.3 g 4-Chlor-2-(4,4,4-trifluor-3-methyl-butyl)-pherrylamin (I-1) (9 nmnol), 1.15 g
Ammopiumformiat (18 mmel) und 2.0 g PA/C (5%ig, 0.9 mmol) in 21 ml Methanal wird 1 h bei
Reumtemperstur gesfibrt. AnschlieBend wird dis Reaktionalosung Ober Celite mbgessugt, mit

Methanol nachgewaschen und das Filtrat einrotiert. Verrlihren des Rilckstandes nach Entfernen des
Lbsungzmittels mit Pentan liefert einen Feststoff, der abgesangt und getrocknet wird.

Beisgie] (T-2)

Man erhiilt 1.7 g (86 % der Theorie) sn 2-(4,4,4-Trifluor-3-mefhyl-butyl)-phenylamin.
'H.NMR (DMBO): & = 6.89 (m, 2 H), 6.61 (m, 1 H), 6.49 (m, 1 H), 4.83 (s, 2 H), 2.57 (m, 1 H), 248-
2.30 (m, 2 H), 1.85 (m, 1 H), 1.46 (m, 1 H), 1.13 (4, 3 H).
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Cl

Eine L8aung von 10.0 g (29 mmol) N-{4-Chlor-2-(4,4,4-triffuor-3-methyl-butyryl)-phemryl]-2,2-dime-
thyl-propionamid in 366 ml 37%iger Salzsfure wird 2 Tage unter Rilckfiuss erhitzt. Nach Abkiihlen
guf Raumtemperatur wird mit 45%iger Natriumhydroxid-1.8sung neutralisiert und die Wasserphase

_ mit Dichlormethan extrahiert. Trocknen der organischen Phase fiber Natriumsulfit und Entfernen des
_ Losmgemittels Hefert 7.1g (93 % dex Theoric) m 1-(2-Amino-5-chlor-phenyl)-4,4,4-trifluor-3-

methyl-buten-1-on.

'H-NMR (DMSO): 5=7.80 (d, 1 H), 7.34 (s, 2 H), 7.29 (dd, 1 H), 6.82 (44, 1 H), 3.28 (43, 1 H), 3.14
(4, 1 H) 3.00 (m, 1 H), 1.08 (4, 3 H).

Bine Losung von 15.4 g N-(4-Chlorphenyl)-2,2-dimefhyl-propionamid (73 mmol) in 100 ml trocke-
nem Tetrabydrofiran wird bei 0°C tropfenweise mit einer Lisung von n-Butyllithivm in Hexan
(1.6 M, 100 m}, 160 mmof) versetzt und 2 h bei dieser Temperatur gerShat. AnschlieBend wird diese
Liaung bei ~70°C zu ciner Losung von 13.4 g Bthyl-(3-trifluotmetiyl)-butyrat (73 mmol) in 250 ml
MTWMWM&WIhHMWW
rithrt. Nach Erwiirmen anf Ravmtemperatur wird for 16 h nachgerfilut, Hydrolyse mit 100 ml Wasser,
Einengen, Aufhehmen des Riickstandes in Dichlormethan/Weasser sowie Extrahieren der Wasser-
phase mit Dichlormethan liefert nach Trocknen der organischen Phase {iber Natriomsulfit ein Edukt/
Produki-Gemisch, welches durch Saulenchromatographie an Kieselgel mit Cycloheotan/Essigsiiore-
ethylester (9:1) als Lenfimitte] anfgetrennt werden kann.



10

15

WO 2005/075411 PCT/EP2005/000608 6(:{

-55-

Man erhilt 10.3 g (40 % der Theoric) an N-{4-Chlor-2-(4,4,4-trifluar-3-methyl-butyryl)-phenyl]-2,2-
timetiryl-uronionsaid :

'H:NMR (DMSO): 8= 11.15 (s, 1 H), 8.39 (d, 1 H), 8.1 (4, 1 H), 7.67 (44, 1 H), 347 (dd, 1 H), 3.30
(dd, 1) 2.99 (m, 1 H), 1.25 (s, 9 H), 1.15 (4, 3 H).

Die Begtimmung der angegebenen logP-Werto erfolgto gemill EEC-Directive 79/831 Amex V.A8
durch HPLC (High Performance Liquid Chromatography) sn einer Phasermmkehrsinle (C 18).
Temperatur: 43°C,

Ehenten fiir dio Bestimmung im sauren Bereich (pH 2,3): 0,1 % wilasrige Phosphorsiture, Aceto-
nitril; lincarer Gradient von 10 % Acctonitril bis 90 % Acctonitril '

Die Eichung erfolglc mit unverzweigten Alkan-2-onen (mit 3 bis 16 Kohlenstoffatiomen), deren
LogP-Werte bekannt sind (Bestimnung der LogP-Werte enband der Retentionszeiten durch lineare

Die lambda-max-Werte wurden an Hand der UV-Spekiren von 200 nm bis 400 nm in den Maxima
der chromatographischen Signale ermiitelt
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Auwendungabelspiele

Deispicl A

Sphacrvthecn-Test (Gurke) / protektly

Fuulgator: 1 Gewichtsteil Alkyl-Aryl-Polyglykolether

Zur Herstellung einer zweckmiBigen Wirksioffznbereitung vermischt man 1 Gewichisteil Wirkstoff

mit den angegebenen Mengen L3sungamittel und Emnlgator und verdiinnt das Konzentrat mit Wasser
auf die gewiinschie Konzeairation, '

Zur Pritfung enf protekiive Wirksamkeit werden junge Pfianzen mit der Wirkstoffzubereitung in der
augogebenen Aufwandmenge bespritht. Nach Antrocknen des Spritzbelages werden die Pflanzen mit
bei ca. 23°C und einer relativen Luftfenchtighkeit von ca. 70 % im Gewiichshans anfgestellt.

TMMMMM&MWMO%WMM

_demjenigen der Kontrolle entspricht, wilhrend oin Wirkungsgrad von 100 % bedeutet, dass kein

Befill beobachtet wird.
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Tabello A
Sphaerotheca-Test (Gurke) / protekiiv

an Wirkstoff in g/ha in %

Erfindungsgemafl
I%. m .
NN ’ 100 95
H‘cf' F HC o
'\,l H’?/Ew’ 100 100
SIH\ % 100 100
571% .
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Beisgic] B
Venturia - Test (Apfel) / protektiv

Lésungumittel: 24,5 . Gewichisteile Aceton
Brmlgstor: 1 QGewichisteil Alkyl-Aryl-Polyglyknlether

Zyr Herstellung einer zweckmilBigen Wirkstoffmbereitung vermischt man 1 Gewichisteil Wirkstoff
mit den angegebenen Mengen Lisungsmitie] and Emulgator und verdinnt das Konzentrat mit Wasser
anf die gewiinschie Konzentration.

Zur Pritfung auf proteldive Wirksamloit werden junge Pflanzen mit der Wirkstoffzoberoitung in dar
angegebenen Anfwandmenge bespriihit. Nach Antrocknen des Spritzbelages werden die Planzen mit
ciner Wisarizen Konidi ion des Anfilschoth Venturin i ls incloliest wnd
verbleiben dann 1 Tag bei ca. 20°C und 100 % relativer Lufifeuchtiglerit in ciner Inkubationskebine.

Die Pflanzen werden dann im Gewfichshaus bei ca. 21°C und einer relativen Luftfeuchtigieit von ca.
90 % sufgestellt

10 Tage nach der Inolmlstion erfolgt dis Auswertung. Dabei bedeutet 0 % cin Wirkumgsgrad, der
demjenigen der Kontrolle entsprioht, withrend ein Wirkungsgrad von 100 % bedeutet, dass kein
Befall beobachtet wird.
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Tebellc B
Venturia-Test (Apfel) / protekily
Witkstoff Aufwandmengs Wirkungsgrad I
Erfindongsgemilh en Wirkatoff in g/ha in%
R c
\; | - 100 93
HG L
Hy
O M s 100 _ 100
H‘c}‘ F HC ¢
Fad '
N | N ; [ ’ 100 100
wd M

e, -

CF,

N | H% 100 %4
CF,

PR -
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Botrytls - Test (Bohne) / protektiy

"Lasungsmiitel: 245 Gewichisieile Aceton

Emulgator: 1 Gewichisteil Alkyl-Aryl-Polyglykolether

mit den angegebenen Mengen L3sungamittel und Emulgator und verdiinnt das Konzentrat mit Wasser
auf die gewiinschie Konzentration,

Zur Pritfing auf protektive Wirksamkeit werden junge Pflanzen mit der Wirkstoffzuberatiung in der
engegebenen Anfwandmenge bespriht Nach Antrocknen des Spritzbelages werden muf jedes Blatt 2
Mdeine mit Botrytis cinerca bewashsens Agarstlickchen sufgelegt. Die inokulierten Pflanzen werden
in einer sbgedunkelten Kemmer bei ca. 20°C und 100 % relativer Luftfeuchtigheit sufgestellt.

" 2 Tage nach der Inoknlation wird die GriiBo der Befallsflecken auf den Blittern susgewertet. Dabei

umossﬁwmmuwma:mmmmm&ww
von 100 % bedenbet, dass kein Befiall beobachtet wird.
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Tabelle C
Botrytls - Test (Bohne) / protekily
Wirkstoff 7
Aufwandmengs Wirkungagrad
PrfindungsgemiB en Wirkstoff in g/ha m% |
. ,
Hy
N W 500 B
H'cf' F HC Gt
EF
), CH,
N | 500 100
H, s @
FH
\/ | H 500 99
N CF

H,C

S
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Beisgicl D
Puaceinin-Test (Welzen) / protekilv

LOsumgamittel: 50 Gewichsteile N,N-Dimethylacetamid
Enmigator: 1 Gewichtsteil Alkylarylpolygtykolether

Zur Herstellung einer zweckmilfligen Witkstoffzubereitung vermischt man 1 Gewichtsteil Wirkstoff
mit den angegebenen Mengen L8sungsmittel und Emmigator vmd verdiinnt das Konzentrat mit Wasser
auf die gewiinscirte Konzentration.

Zur Pritfung quf protektive Wirksemkeit werden junge Pflanzen mit der Wirkstoffaibereitung in der
angegebenen Aufwandmenge besprilht Nach Antrocknen des Spritzbelages warden dis Pflapzen mit
einer Konidiensuspension von Puccinia recondita bespritht. Die Pllanzen verbleiben 48 Stunden bei
20°C und 100 % relativer Luftfeuchtigieit in einer Inkubationslkabine.

Die Pflanyen werden dann in einem Gewlchshaus bei ciner Temperatur von ce. 20°C und einer
relativen Luftfeuchtigkeit von 80 % sufgestellt, um die Entwickiung von Rostpusteln zx1 beginstigen.

10 Tage nach der Inokulation erfolgt dis Auswertung. Dabei bedeutet. 0 % ein Wirkimguprad, der
demjenigen der Kontrolle entspricht, withrend ein Wirlimgsgrad von 100 % bedeutet, dass kein
Befiall beobachtet wird.
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Tabelle D
Puccinia-Test (Weizen) / protektiv
Wirkatoff Aufwandmenge Wﬂmym?l
Erfindungsgemil an Wirkstoff in g/ha %
500 100
500 100

300 100
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Beisgicl B
Alternaris-Test (Tomate) / protektly

LBsungamittel: 49 QGewichistele N, N-Dimethylformansid
Emnigator: 1 Gewiochtstail Alkylaryipalyglykolether

Zur Herstellung einer zweckmBigen Wirkstoffzubereitung vermischt man 1 Gewichtsteil Wirkstoff
mit den angegebenen Mengen L8sungsmittel und Emmulgator und verdiinnt das Konzentrat mit Wasser
mof die gewlinschie Konzentration.

Zur Profing auf protektive Wirksamkeit bespritzt man junge Tomatenpflanzen mit der
Wirkstoffzubereitmg in der angegebenen Anfwandmenge. 1 Tag nach der Behandiung werden die
Pflanzen mit einer Sporensuspension von Alternaria soleni inokuliest und stehen dann 24 h bei 100 %
rel. Fouchte wmd 20°C. AnschlieBend sichen die Pflanzen bei 96 % rel. Luftfeuchtigkeit und einer
Temperatur von 20°C,

7 Tage nach der Inokulation erfolgt die Auswertung. Dabei bedeutet 0 % ein Witkimgsgrad, der
demjenigen der Kontrolle emispricht, withrend ein Wirkungsgrad von 100 % bedeuiet, dass kein
Befall beobachtet wird..
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Tabelle B
Altsrnaria-Test (Tomate) / protekiiv _
Wn'htnﬁ' Aufwsndmenge 'Wirl:mpgld
an Wirkstoff in g/be in %
750 90
HME; -

F .
CH,
Cl
Hy! e

750

95
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Patentansprfiche

t
1.  Haloalkyloarbaxamide der Formel ()

Aj\lil%n @
- R‘R' iy |

in welcher

R

fir Wasserstoff oder Halogen steht,

fitr Wasserstoff oder Methyl steht,

for Methyl, Ethryl oder C,-C,-Balogensalkyl mit 1 bis 9 Fhuor-, Chlor- und/oder Brom-
gtomen steht,

fir Halogen oder C,-C-Halogenalkyl mit 1 bil9l‘hm-.Ch1m-u!Wodﬂ'an-
stomea steht, D

fir Wasseestoff, C;-CorAlkyl, C;-Ce-Alkylsulfinyi, C;-Ce-Alkylsulfonyl, C;-Co-Alknxy-
Ci-Cralkyl, C;-C-Cycloalkyl; C;-Co-Halogenalkyl, C;-Cr-Balogenalkytthio, C;-Cr-Ha-
logenalkylsulfinyl, C;-Cs-Halogenalkylsulforryl, Halogen-C,-Co-alkoxy-C,-Ceralkyl, Cs-
CyHalogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor, Chlor- und/oder Brommainmen;
Formyl, Formyl-C,-Cyalkyl, (Ci-Cs-Alkylcarbonyl-C,-Cralkyl, (Cr-CrAllxy)car-
booykCrCrellyl;  Haloge-(Cr-Cralkylloarbony}-Cr Cralkyl,  Hialogen(C-Cr
alknxy)carboryl-C;-Cy-alkyl mit jeweils 1 bis 13 Fluor-, Chlor- und/oder Bromatomen;

(Cr-Ce-Alkyl)carborryl, (Cr-Cy-Alkoxy)carbonyl, (Cr-CeAlkoxy-Ci-CeelkyDoarbo-
myl, (C-CCycloalkyl)carbonyl; (C,-CeHalogenalkyl)carbonyl, (C,-CeHzalogenalk-
oxy)carbonyl, (Halogen-C;-Cy-alkoxy-C;-Ce-alkyDoarbomyl, (Cs-Cy-Halogencyclo-

.alkyl)carbonyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor- und/oder Bromatomen; oder

L(=0)C(=0)R®, -CONRR oder -CH;NR'R” steht,

fir Wasserstoff, CrCr-Alkyl, Cr-CrAlkoxy, Cr-CrAlkoxy-Ci-Coslkyl, CsCr
Cycloalkyl; C,-CeHalogenalkyl, C,-Cs-Halogenalkoxy, Halogen-C;-Ce-alkoxy-C)-
Cralkyl, Cs-CyHalogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor- und/oder
Bromatornen steht,

R® und R” unabhiingig voneinander jeweils fir Wasserstoff, C;-Cy-Alkyl, C;-Ce-Alkaxy-C;-

Ce-alkyl, Cs-Cy-Cycloalkyl; C,-Cy-Halogenalkyl, Halogen-C,-C-alkoxy-C,-Cealkyl,
Cs-Cy-Halogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor- und/oder Bromstomen
stehen,

R® und R” auBerdem gemeinsam mit dem Stickutoffistom, an das sie gebunden gind, einen ge-

gebenenfalls einfach oder mebrfiach, gleich oder verschieden durch Halogen oder C,-

' CpAlkyl substituiorten gesttiigen Heterocychus mit 5 his. 8 Ringatomen bilden,
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wobei der Heterooyclus 1 oder 2 weitere, nicht benachbarte Heteroatome ans der

Reibe Severstoff, Schwefel oder NR' enthalten kann,

R" und R? wnabhiingig vaneinander fiir Wasserstoff, C,-Cy-Alkyl, C;-C.-Cycloulky], C-Cr

Halogenalkyl, Cy-Cy-Halogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluar-, Chlor- und/oder
Bromatomen stchen,

R* und R? suflerdem gemeinsam mit dem Stickstoffstom, en das sie gebunden sind, einen go-

R“

Rl A

~ &

gebenenfhlls einfiach oder mehrfach, gleich oder verschieden durch Halogen oder C;-
Ci-Alkyl substituierten goshitigten Heterocyolus mit 5§ bis 8 Ringatomen bilden,
wobei der Heterocyclus 1 oder 2 weitere, niokt benachbarte Heterostome sns der
Reihe Saucrstoff, Schwefel oder NR'° enthalten kerm,

fitr Wasserstoff oder Ci-Cq-Alkyl steht,

fiir einen joweils einfiach durch R™* substifnierten Phenyl-, Pyridin- oder Pyrimidin-, Py-
ridazin oder Pyrazin-Ring oder fir einen durch R™™ substitvierten Thinzol-Ring stelt,

for Wasserstoff, Fluor, Chlor, Methyl, iso-Propyl, Mefthylthio oder Triftucrmetiryl

steht,
fOr Wasscrstoff, Methyl, Methylthio oder Trifluormethyl steht,
fiir den Rest der Formel (A1)
Ni \ R? .
lilu (AI) steht, in welcher

R?  fitr Wasserstoff, Cyano, Halogen, Nitro, C;-Cy-Alkyl, C)-Cy-Alknaxy, Cr-Co-
Alkylthio, Cy-Cs-Cycloalkyl, C;-Ce-Halogenalkyl, Ci-Ce-Halogenalkoxy oder
C;-C-Halogenalkylthio mit jeweils 1 bis 5 Halogenatomen, Aminooarbomyl
oder Aminocarboaryl-C;-Cealkyl stebt,

R®  fir Wassenstoff, Halogen, Cyano, C;-CrrAlkyl, Ci-Co-Alkoxy oder C;-Cy-
Alkylthio steht,

R fir Wasserstoff, C;-Ce-Alkyl, Bydroxy-Ci-Cealkyl, CrCo-Alketyl, Cy-Co
Cycloalkyl, Ci-Cer-Alkylthio-C;-Cralkyl, Cr-Ce-Alkrxy-Ci-Cralkyl, Cr-C
Halogenalkyl, C,-CrHalogenalkylthio-C,-Cealkyl, C,-CeHalogenallnxy-
C1-Cyralkyl mit jeweils 1 bis 5 Halogenatomen, oder Phertyl steht,

R den Rest der Formel (A2)

R v
R —
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R" und R unabhéingig voneinander fiir Wasserstoff, Halogen, C,-Ce-Alkyl oder C;-
Cy-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Halogenstomen steht,

R  fiir Halogen, Cymno oder C;-Cy-Alkyl, oder C;-Cy-Halogenalkyl oder C;-Cor-
Halogenalkoxy mit jeweils 1 bie 5 Helogenstomen stelt,

fiir den Rest dar Formel (A3)
R1

/ \

- . o (A3) steht, In welcher

R" und R™ unabhiingig voneinander fitr Wasserstoff, Halogen, C;-Cy-Alkyl oder C;-
Ce-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Halogenatomen steht,

R®  fiir Wasserstoff, Halogen, Cr-Cy-Alkyl oder C;-C-Halogmalkyl mit 1 bis 5
Halogenatomen steht,

fir den Rest der Formel (A4)

@: (A4) stolt, in welcher
R

R®  fir Wassarsioff, Halogen, Hydroxy, Cymno, C;-Ce-Alkyl, C;-Cy-Halogen-
alkyl, C;-C-Halogenalkaxy oder C,-C-Halogenalkylthio mit jeweils 1 bis 5
Halogenatomen steht,

fiir den Rost der Formel (A5)

~
2

(AS5) stohtt, in welcher

Rﬂ

R®  far Halogen, Hydroxy, Cyano, C-CyrAlkyl, C;-Ce-Alkaxy, C;-Cor-Alkyttirio,
Ci-CrBalogenalkyl, C,-C-Halogenalkylthio oder Cy-Cr-Halogenalknxy mit
jeweils 1 bis 5 Halogenatomen steht,

R®  fir Wasserstoff, Halogen, Cyano, Ci-Ci-Alkyl, Cr-CeAlkaxy, C,-Ce-
Alkylthio, C,-C,-Halogenalkyl, C,-CHalogenalkoxy mit jeweils 1 bis 5
Halogeostomen, C-C-Alkylsulphiny] oder Ci-Ce-Alkylsulphonyl steht,

fiir den Rest der Farmel (AS)

R’.—EQI (AS) stoht, in welcher
0~ “R™

. Pcrmnoomm «62}
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R*  fiiy C;-Cy-Alkyl oder C,-CrHalogenalkyl mit 1 bis 5 Halogenatomen steht,

R®  fir C,-Co-Alkyl steht,

Q'  for S (Schwoikl), O (Ssuecsioff), SO, SO, oder CH; stelt,

p  fr0,1 oder2, wobei R fir identische oder verschiedene Resto steht, wemn
p fiir 2 steht,

fitr den Rost der Formel (A7)
R®
CI (A7) steht, in weloher
8
R*  fir Cr-CeAlkyl oder C,-Cy-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Halogenstomen steht,

fiir den Rest der Formel (A8)

- EI (AB) steht, in welcher
Rﬂ

R”  fir C-CoAlkyl oder C;-Co-Halogenalky! mit 1 bis 5 Halogenatomen steb,

fiir den Rest der Formel (A9)

B’; Z/O\S (AS) steht, in welcher

R™ und R® unabhiingig voneinander fiir Wasserstoff, Halogen, Amino, C;-Ce-Alkyl

oder C;-CyHalogenslkyl mit 1 bis 5 Halogenatomen stehen,
R®  fir Wasserstoff, Halogen, C,-Ce-Alkyl oder C,-C-Halogenalkyl mit 1 bis 5
Halogenatomen gteht,

fir den Rest der Formel (A10)

H (A10) steht, in welcher
R" Mo

R"mdn’pmﬁgmmﬂrwwmmm.wmc,q-
Alkyl oder C,-C-Halogenalkyl baving 1 bis 5 Halogensiomen stehen,

R®  fiir Wassarstoff, Halogen, C,-Cy-Alkyl oder C;-Cy-Halogenalkyl mit 1 bis 5
Halogenatomen steht,

fir den Rest der Formel (A11)
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i /E{ (A11) steht, in welcher

R*  fir Wasserstoff Halogen, Amino, Cy-Ce-Alkylamino, Di<(C-Cralkyl)-
mmnino, Cyano, C,-Cr-Alkyl oder Cy-Co-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Halogen-
stomen steht, '

R®  fir Halogm, C;-Ce-Alkyl oder Ci-CeHalogenalkyl mit 1 bis 5 Halogen-
atomen steht,

fiir den Rest dex Formel (A12)

. Z’:jw;-r (A12) steht, in welcher

R*®  fir Wasserstoff, Halogen, Amino, Cy-Ce-Allylamino, Di-(Cy-C-alkyl)-
emino, Cyano, Cy-Cy-Alkyl oder’ C;-CeHalogenalkyl mit 1 bis 5 Halogen-
atomen steht, '

R¥  Rir Halogen, C,-Ce-Alkyl oder C;-Co-Halogenalky! mit 1 bis 5 Halogen-
m::nllnht._

fitr den Rest der Formel (A13)

A (A13) steht, in welcher
\s -

R®  for Halogen, C;-Ci-Alkyl oder C;-C-Haloganalkyl mit 1 bis 5 Halogen-
etomen steht,

for den Rest der Formel (A14)

ZI{ (A14) steht, in welcher

O

R®  fir Wasserstoff oder C,-C-Alkyl sicht,
R®  for Halogen oder C;-CrAlkyl stebt,

fitr den Rest der Farmel (A15)

PCT/EP2005/000608 ,g b\
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{ \S " (A15) steht, in welcher

(o)
BY  fir C;-Cs-Alkyl oder C;-C-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Halogenstomen stelt,

filr den Rest der Formel (A16)

(::]: (A16) steht, in welcher
Rﬂ

R®  fir Wasserstoff, Halogen, C;-Co-Alkyl oder C;-C-Halogenalkyl mit 1 bis 5
Halogenstomen steht,

fiir den Rest der Formel (A17)
R® .
] (A17) steht, in welcher

Z
N

R®  fitr Halogen, Hydroxy, C;-Ce-Alkyl, Ci-Ce-Alknxy, C;-C-Alkylthio, C;-C-
Halogenelkyl, C-CeHalogenafkyithio oder C-CeHalogenalkoxy mit
jeweils 1 bis 5 Halogenatomen steht, .

foir den Rest der Formel (A18)

St
N R (A18) st in welcher
&

R*  fiir Wasserstoff, Cyano, Cy-Ca-Alkyl, C;-Cy-Halogenslkyl mit 1 bis 5 Halo-
genatamen, Cr-CrAlkoxy-Cr-Cralkyl, Hydroxy-Cp-Ceralkyl, C,-CeAlkyl-
sulforyl, Di(Cy-Cealkylaminosulfonyl, Cr-Ce-Alkylcarbonyl oder jeweils
gegebenenfalls substitniertes Phanylsulfonyl oder Benzoyl stebt,

RY  for Wasserstoff, Halogen, C;-Ce-Alkyl oder C,-Co-Halogenalkyl mit 1 bis 5

Halogenatomen sicht,

R*  fir Wasserstoff, Halogen, Cyano, Cp-Ce-Alkyl oder C,-CeHalogenalkyl mit
1 bis 5 Halogenatomen steht,

R  fir Wasserstoff, Halogen, C;-C-Alkyl oder C;-Cs-Halogenalky] mit 1 bia 5

for den Rest der Formel (A19)

%S
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R%
H (A19) stelt, in welcher
W

R*"  fir C,-CrAlkyl steht.

2, Haloalkylcarbomamide der Formel (I) gemaB Ansprach 1, in welcher

R
RI
Rﬂ

fiir Wassersinff, Fluor, Chlor oder Brom steht,

fir Wasserstoff oder Methyl steht,

for Methy, Bilyl oder fir jeweils einfach oder mehrfach, gleich oder verachieden
durch Finar, Chlor oder Brom substituiertes Methyl, Etryl, n- oder iso-Propyl, -,
180-, sec- oder teri-Butyl gheht,

fir Finor, Chlos, Brom, Iod oder fiir joweils einfach odar mehrfach, gleich oder ver-
schieden durch Fluor, Chlor oder Brom substituiertes Methyl, Bfiyl, n- oder iso-
Propyl, -, iso-, sec- oder tert-Butyl steht,

fiir Wasserstoff, C;-Ce-Alkyl, C)-Co-Alkylsulfinyl, C,-Ce-Alkylsulfionyl, Cy-Cy-Alkuxy-
Cy-Cy-alkyl, CyCs-Cyvloalkyl; C,-CoHalogenalkyl, C,-CiHalogenslkylfhio, Cr-Cy
Halogenalkyisalfinyl, C,-C-Halogenalkylsulfonyl, Halogen-C;-Cs-alkoy-C;-Cyalkyl,
Cy-CyHalogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fhior, Chlor- und/oder Bromatomen;
Formyl, Formyl-Cr-Cralkyl, (Cr-Cr-Alkylcarbonyl-C-Cralkyl, (Cr-Cr-Alkoxy)car-
bomyl-Cr-Crealkyl; Halogea-(C;-Cs-alkyl)carbonyl-C;-Cs-alkyl, Halogen-{(C,-Cy-alk-
oxy)carboryl-C;-Cs-alkyl mit jewedls 1 bis 13 Finor-, Chlor- und/oder Bromatomen;
(Cr-CeALkyDearbonyl, (Cr-Ce-Alkoxy)carbanyl, (C;-Cy-Alkoxy-Cy-Cy-alkyDearbo-
mtyl, (Cs-Ce-Cyvloalkyl)oarbonyl; (C;-C,Halogenaliyl)oarbony), (C,-C-Halogenalk-
oxy)carbonyl, (Halogen-C;-Cy-alkoxy-C;-Cy-alkylcarbonyi, (Cy-CeHalogencyolo-
alkylcarbony! mit jeweils 1 bis 9 Fluor, Chlor- und/oder Bromatomen; oder
C(=0)C(=0)R’, -CONR'R” oder -CH,NR"R® steht,

fiir Wasserstoff, C,-Ce-Alkyl, C,-CeAlknxy, C,-Cy-Alkoxy-Ci-Cy-alkyl, Cr-Co
Cycloalkyl; C,-C-Halogenalkyl, C,-C-Halogeoalkoxy, Halogen-C,-Cy-alkoxy-C;-
Cs-alkyl, Cs-Co-Halogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor- und/oder Brom-
atomen steht,

R® und R7 unabhiingig voneinander joweils fir Wasserstoff, Cy-Cs-Alkyl, C;-Cs-Alknxy-C,-Cs-

alkyl, Cs-CeCycloalkyl; C,-CrHalogenalkyl, Halogen-C,-Cy-alkoxy-C,-Cralkyl, Cy-
Ces-Halogenoycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor- und/oder Bromsatomen stehen,

Rf und R’ auBerdem gemeinsam mit dem Stickstoffitom, an das sie gebunden sind, einen go-

gebenenfills einfach bis vierfach, gleich oder verschieden durch Halogen oder C;-Cy-
Alky] substitaierten gesiitigten Heterocyclus mit 5 oder 6 Ringatomen bilden, wobei
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der Heterocyclus 1 oder 2 weitrre, nicht benachbarte Hsteroatome aus der Redhe
Sauerstoff, Schwefiel oder NR'® exthalten lann,
R® und R® unabhlingig voneinander fir Wasserstoff, C,-Ce-Alkyl, Cy-Ce-Cycloalkyl; C;-Cy-
Healogenalkyl, C,-Ce-Halogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluar-, Chlor- und/oder
5 Bromatomen stehen, )
R" und R® auBerdem gemeinsam mit dem Stickstoffatom, an das sie gebunden sind, einen ge-
gebenenfills einfach oder mehrfach, gisich oder verschieden durch Halogen oder C;-
CeAlkyl substituierien gesBitigten Heterocyclus mit 5 oder 6 Ringatomen bilden,
wobei der Heterocyohus 1 oder 2 weitere, nicht benachbarte Heteroatome aus der
10 Reihe Seuerstoff, Schwefel oder NR'? enthalten knpn,
R®  fiir Wasserstoff oder C;-Cy-Alkyl stelt,

M fir cinen der folgenden Cyclen steht

S A f
¥ ety

M-10 M-11

- 15 mmm.wmnmmmmmm.rmnmm
mit dems Haloalkylrest vesknfip ist,

R fiir Wasscrstoff, Fluar, Chlor, Methy] oder Trifluormethy? steht,

R'™  fiir Wasserstoff, Methyl oder Trifluormethyl steh,

A firden Rest der Formel (Al)

R
mﬂ

Tﬂ

20 R
R? ° fiir Wasserstoff, Cyano, Fiuor, Chlor, Brom, lod, Methyl, Bthyl, iso-Propyl,
Methoxy, Ethoxy, Mefitylthio, Bthylthio, Cyclopropyl, C,-Cr-Halogenalkyl,
Ci-Cr-Halogenalkory mit jeweils 1 bis 5 Fluor, Chlor und/oder Bromato-
men, Trifluormethylthio, Difhucrmethylthio, Aminocarbonyl, Amminocarbo-
25 nytmethyl oder Aminocarbantylethy! stet,

(A1) steht, in welcher
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R®  for Wasserstoft; Fiuor, Chior, Brom, Ind, Methyl, Ethryl, Methoxy, Bthaxy,
Methylfhio oder Bthylthio steht,

R*  fir Wasserstoff, Metiryl, Eyl, n-Propyl, iso-Propyl, C;-CHalogenalkyl mit
1 bis 5 Fluor, Chlar und/oder Bromatomen, Bydroxymethyl, Hydroxyefiyl,
Cyclopropyl, Cyclopentyl, Cyclohexyt oder Phenyt stzht,

fiir don Rest der Formel (A2)

Rﬂ W4
R“I-\L (A2) steht, in welcher

s "

R"” und R'® unabhiingig voneinander fiir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Mothyl,
Ethyl oder C,-C-Hzlogenalky] it 1 bis 5 Fluor, Chlor und/oder Bromato-
men steht,

R”  fir Fhuor, Chlor, Brom, Cyano, Metiryl, Bitryl, C,-Cr-Halogenalkyl oder C,-Cr-
Halogenallkaxy mit jeweils 1 bis 5 Fluor, Chlor und/oder Bromatomen steht,

fir den Rest dor Formel (A3)
I\ (A3) steht, in welcher

R"™ und R unabhiingig voneinander fiir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Metiyl,
Byl oder C;-Cy-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Fluor, Chlor und/oder Brom-
atomen steht,

R®  fir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Ethryl oder C,-C-Halogenalkyl
mit 1 bia 5 Fluor, Chlor umnd/oder Bromatomen steht, '

fir den Rest der Formel (A4)

@' (A4) steht, in welcher

R"  fir Wasserstoff, Fiuor, Chlor, Brom, Iod, Hydraxy, Cyano, C;-Ci-Alkyl, Cy-
CrHalogenalkyl, C,-C-Halogenalknxy oder C,-Cy-Halogenalkylfiio mit
jeweils 1 bis 5 Fluor, Chlor und/oder Bromatomen steht,

fir den Rest der Formel (AS)

LY
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| (AS) tet, in welcber
N~ “R%

R®  fir Flor, Chlor, Brom, Iod, Hydroxy, Cyano, Cr-Ce-Alkyl, Methoxy,
Ethoxy, Methylthio, Ethyithio, Difluormethylthio, Trifluormetirylthia, C,-Cy-
Halogenalkyl oder Cy-CrHalogenalkoxy mit jeweils I bis 5 Fluor, Chlor
und/oder Bromatomen steht,

R®  fir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Iod, Cysno, Cr-Cy-Alkyl, Methoxy,
Ethoxy, Methylthio, Ethylthio, C,-C-Halogenalkyl oder C-Cr-Halogenalk-
oxy mit jeweils 1 bis 5 Fluor, Chlor und/oder Bromatomen, C,-C-Alkylsul-
phinyl oder C,-C;-Alkylsulphonyl steht,

fiir den Rest der Formel (A6)

R’,—E:‘II- (A6) steht, in welcher

R*  fior Methyl, Bityl oder C;-Cy-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Fluor, Chlor und/oder
Bromatomen steht,

R®  fiir Methyl oder Eftry] steht,

Q'  furS (Schwefel), SO; oder CH; steht,

p fitr 0 oder 1 sieht,

fir den Rest der Formel (A7)

R®
EI (A7) sicht, in welcher
8

R* fir Methyl, Ethyl oder C;-C;-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Fluor, Chlor und/oder
Bromatomen steht,

fitr den Rest der Farmel (AS)

EI (AB) steht, in welcher
Rﬂ

R¥  fitr Mothyl, Bthyl oder C,-C-Halogenalky! mit 1 bis 5 Fiuor, Chlor und/oder
Bromatomen steht,

fir den Rest der Formol (A9)
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Dt '
- [\ - (A9) steht, in welcher

e}

R® und R® umabhiingig voneinander fir Wasserstoff, Fiuar, Chlor, Brom, Amino,
Methyl, Bihyl oder C;-Cy-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Fluox, Chlor und/oder
Bromatomen stehen,

R*®  fitr Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Iod, Methyl, Byl oder C;-C-Halogen-
alkyl mit 1 bis 5 Fluor, Chior und/oder Bromatomen steht,

fiir den Rest der Formel (A10)

Ra .
7\ (A10) steht, in welcher
R o

R* und R® unabhiingig voncinander fiir Wasserstoff, Floor, Chlor, Brom, Amino,
Nitro, Methyl, Byl oder C,-C;-Halogenalkyt mit 1 bis 5 Finor, Chlor
und/oder Bromatomen stehen,

R®  fir Wassenstoff, Fluor, Chior, Brom, Iod, Methyl, Bthyl oder C-Cr
Halogenalkyl mit 1 bis 5 Fluor, Chlor und/oder Bromstoemen steht,

fitr den Rest der Formel (A11)

R’VE{ (A11) stelt, in welcher

R*  fir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Amino, C1-Cy-Alkylamino, Di(C,-Cr-
slkyDemino, Cyano, Mefityl, Bfhyl oder C,-C-Halogeoalkyl wmit 1 bis 3
Fluor, Chlor und/oder Bromatomen steht, .

R*®  fiir Fluor, Chior, Brom, Mefiryl, Byl oder C,-Cr-Balogenalkyl mit 1 bis 5
Fluor, Chlor und/oder Bromatomen steht,

fitr dein Rest der Formel (A12)

- /E_\K\R” (A12) stek; in weloher

R*¥  fir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Amino, C;-Cs-Alkylamino, Di(Cy-Ci-
alkylamino, Cyano, Methyl, Bthyl oder C,-C-Halogenalkyl mit 1 bis 5
Fluar, Chlor und/oder Bromatomen steht,

40

A
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R¥  fir Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl oder Cy-C;-Halogenalkyl mit 1 bis 5
Fhuor, Chlor und/oder Bromatomen steht,

fitr den Rest der Formel (A13)
I (A13) stelt, in welchér

R® fir Fluor, Chlor, Bram, Methyl, Bfhyl oder Cy-C-Halogenaliyl mit 1 bis 5
Floor, Chlor und/oder Bromatomen sieht,

ir den Rest der Formel (A14)

- /E{ (A14) stelt, in welcher

Q

R®  fiir Wassarsioff, Methyl oder Ethyl steht,
R*  firFluor, Chlor, Brom, Mstiyl odes Ethyl steht,

fiir den Rest der Formel (A15)

z \S (A15) steht, in walcher
R

(o)

RY for Methyl, Ethyl oder C,-C-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Fluor, Chlor und/oder
Bromatomen steht,

fiir den Rest der Formel (A16)

[:::(R- (A16) stelt, in welcher

R®  fur Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Bthyl oder C;-C-Halogenalkyi
mit 1 bis 5 Fluor, Chlor und/oder Bromatomen steht,

fitr den Rest der Formel (A17)

R

~
N

R®  fur Fiuos, Chlar, Brom, Jod, Hydroxy, Cr-Cy-Alkyl, Methoxy, Ethoxy,
Methylthio, Ethylthio, Difluarmethylfhio, Trifluormethylthio, C;-Ca-

| (A17) steht, in welcher



10

15

WO 2005/075411

oder
A

o

PCT/EP2005/000608 C‘ﬂ_\
-8 -

Halogenalkyl oder C,-CrHalogenalkoxy mit jeweils 1 bis 5 Fluar, Chlor
und/oder Bromstomen steht,

fir den Rest der Formel (A18)

R“

7 \ '
:};g‘ﬂ“ (A18) steht, in welcher

R*

fir Wasscrstoff, Methyl, Ethyl, C,-C;-Halogenaliyl mit 1 bis 5 Fhuor-,
Chlor- und/oder Brorastomen, C;-Cr-Alkoxy-Cy-Cralkyl, Bydroxymethyl,
Hydroxyethyl, Methylsulfonyl oder Dimothylsminosulfonyl steht,

fiir WasserstofT, Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Bthyl oder C-Cy-Halogenalkyl -
mit 1 bis 5 Fluor-, Chlor- und/oder Bromatomen steht,

fir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Iod, Cyano, Methyl, Ethyl, iso-Propyl
oder C;-CyHalogenalky! mit 1 bis 5 Fluor-, Chlor- und/oder Bromatomen
steht,

fir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl oder C;-Cr-Halogenalkyl

-mit 1 bis 5 Fluor, Chlor und/oder Bromstomen steht,

fir dem Rest dex Formel (A19)

R.“

= (A19) steht, in welcher
3N

fir Methyl, Bttryl, n-Propyl oder iso-Propyl steht.

3. Verfahren zum Herstellen der Haloalkylcarboxamide der Formel (T) gemiil Anspruch 1, de-
durch gekennzeichnet, dass man
Carbonsiure-Derivate der Forme) ()

8)

- A

L w

in welcher

A
x'l

die in Anspruch 1 angegecbenen Bedeutungen hat und
fir Halogen odes Hydroxy stobt,

mit Anilin-Derivaten der Formel ()
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Hk Rr ()
R R’
in welcher

R, R, B3, R% R* und M dis in Anspruch 1 angegebenen Bedeuhmgen haben,
gegebenenfalls in Gegenwart cines Ksialysators, gegebenenfalls in Gegenwart eines
Kondensationsmittels, gegebenenfills in Gegeowart eines Saurebindemiitels und
gegebenenfills in Gegenwart eines Verdiinnungamitiels wnsetzt,

b) Hexylcarboxanilide der Formel (I-a)

“j\ﬂ | f‘* @
R! R®

in welcher _ :

R,R', R% R*, M und A dic in Anspruch 1 angegebenen Bedeutungen

mit Halogeniden der Formel (IV)

R av)

in welcher

X*  fr Chlor, Brom oder Iod steht,

R*  fitr C;-Cr-Alkyl, C;-Co-Alkylsulfinyl, C-Ce-Alkylsulfonyl, C;-C-Alkoxy-Cy-
Cralkyl, Cy-Cy-Cycloalkyl; C,-CeHalogenalkyl, Ci-C;-Halogenslkyithio,
Cy-Co-Halogenalkylsulfinyl, C,-Co-Halogenalkylsulfonyl, Halogen-Cy-Cy-
allooxy-C,-Cy-alkyl, Cy-Ce-Halogenoyoloslkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-,
Chilor- und/oder Bromatamen; Formyl, Farmyl-C,-Cralkyl, (C-Cs-Alkyl)-
carbonyl-C,-Cy-elkyl, (C;-Cs-Alknxy)carbonyl-Cr-Cs-alkyl; Halogen-(C,-Cs-
alkylcarbonyl-C;-Cy-alkyl, Halogen-(C,-Cy-alknxy)carborryl-C;-Cy-elkyl mit
jewnwils 1 bis 13 Fluar-, Chlor- und/oder Bromatomen;

(Cr-CrAlyl)carbonyl, (Cr-Cy-Alkaxy)carbonyl, (Cr-Ce-Alkoxy-Cy-Coralkyl)-
carbonyl, (Cy-Cy-Cycloalkylearbonyl; (C,-Ce-Halogemalkyl)oarbonyl, (C,-Ce-
Halogenalkoxy)carbonyl, (Halogen-C,-C-alkoxy-C;-Ce-alkyl)carbanyl, (Cs-
CyHalogencycloalkyl)oarbonyl mit jeweils 1 bis 9 Fluar-, Chlor- und/oder
Bromatomen; oder -C(=0)C(=0)R®, <CONR®R” oder -CELNR'R® steht,
wuobei B%, RS, R’, R® und R’ die in Anspruch 1 sngegsbenen Bedeutungen
haben,

in Gegenrwart einer Base und in Gegenwart cines Verd{innungsmitiels umsetet.
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4. Mittel zur Beldimpfung tnerwiinschier Mikroorganizmen, gokennzeichmet durch cinen Gehalt
an mindestens einem Haloslkylcarboxamid der Formel (I) gemiB Anspruch 1 neben
Streckmittaln und/oder cberfiichenaktiven Stoffin.

s. Verwendung von Haloalkylcarboxamiden der Formel (I) gem28 Anspruch 1 zor Bekiimpfung
unerwiinschter Mikroorganismen, ’

6. Verfahren zur Bekiimpfimg unerwiinschter Mikroorganismen, dadurch gekennzeichmet, dass

man Haloalkylcarboxamide der Formel (I) gemiiB Anspruch 1 euf die Mikroorganismen
und/oder deren Lebensranm susbringt,

7. Verfabren zur Herstellung von Miiteln zur Bekdimpfung unerwinachter Mikroorganismen,
dadurch gelermeeicimet, dass man Haloalkyloarboxamide der Farmel (I) gemBB Ansproch 1

8. Anilip-Derivaten der Formel (III)

Py e
R‘R" R

in welcher R, R, R%, R?, R* und M die in Ansprach 1 angegebenen Bedeutungen haben,
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HALO@ENOALQUILCARBOXAMIDAS PARA LA LUCHA CONTRA LOS
MICROORGANISMOS.

Campo de la invenciin
La presente invencith se refiere a nuevas hal{genoalquilcarboxamidas, a varios

procedimientos para su obtencih y a su empleo para la lucha contra los
microorganismos indeseables.
Antecedentes de la invencién

Se sabe ya, que un gran niimero de carboxamidas tiene propiedades fungicidas
(véanse las publicaciones, por ejemplo WO 03/010149, WO 02/059086, EP-A 0 824
099, EP-A 0 737 682, EP-A 0 591 699, EP-A 0 589 301, EP-A 0 545 099, DE-A 24
09 011, DE-A 20 06 472, JP-A 2001-302605, JP-A 10-251240, JP-A 8-176112, JP-A
8- 92223 y JP-A 53-72823). De este modo se conoce ya un gran nimero de
alquilcarboxamidas, que no estin substituidas en la parte alquilo, tal como, por
ejemplo, la N-alil-N-[2-(1,3-dimetilbutil)fenil]-1-metil-3-(trifliormetil)-1H-pirazol-4-
carboxamida por la publicacién WO 02/059086, la N-[2-(1,3-dimetilbutil)fenil]-2,.4-
dimetil-1,3-tiazol-5-carboxamida por la publicacién EP-A 0 824 099 y la 5-fhior-1,3-
dimetil-N-[2-(1,3,3-trimetilbutil)fenil)-1H-pirazol-4-carboxamida por la publicacién
WO 03/010149. La actividad de estos productos es buena, sin embargo deja mucho que
descar en algunos casos, por ejemplo con ocasith de cantidades pequefis de aplicacitn.

Descripcifn detallada de la invencifn
Se han encontrado ahora nuevas hal{genoalquilcarboxamidas de la férmula ()

Aj\N R
'%" ®
R‘R' R

en la que
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significa hidrégenoo haldgeno,

significa hidrégenoo metilo,

significa metilo, etilo o halégenoalqiilo con 1 a 4 4tom os de carbono, con 1
hasta 9 itom os de fldor, de cloro y/o de bromo,

significa halégenoo hal@enoalquilo con 1 a 4 4 tomos de carbono, con 1 hasta
9 4tom os de fldor, de cloro y/o de bromo,

significa hidrégeno, alquilo con 1 a 8 ftom os de carbono, alquilsulfinilo con 1
a 6 4tom os de carbono, alquilsulfonilo con 1 a 6 4tom os de carbono, alcoxi
con 1 a 4 d4tomos de carbono- alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono,
cicloalquilo con 3 a 8 4tom os de carbono; halégenoalquib con 1 a 6 itom os de
carbono, halégenoalquiltio con 1 a 4 4 tomos de carbono, halégenoaljuilsulfinilo
con 1 a 4 4tom os de carbono, hal6genoalquilsulfonilo con 1 a 4 fitom os de
carbono, halégeno-alcoi con 1 a 4 4tomos de carbono-alquilo con 1 a 4
ftom os de carbono, hal6genocicloalqilo con 3 a 8 4tom os de carbono con,
respectivamente, 1 hasta 9 &tom os de flior, de cloro y/o de bromo; formilo,
formil-alquilo con 1 a 3 4tom os de carbono, (alquilo con 1 a 3 4to mos de
carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 4itom os de carbono, (alcoxi con 1 a 3
&tom os de carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 4tom os de carbono; halégeno-
(alquilo con 1 a 3 4tom os de carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 4to mos de
carbono, halégeno-(alcox con 1 a 3 tom os de carbono)carbonil-alquilo con 1
a 3 4t omos de carbono con, respectivamente, 1 hasta 13 & tomos de flGor, de
cloro y/o de bromo;

(alquilo con 1 a 8 dtomos de carbono)carbonilo, (alcoxi con 1 a 8 dtomos de
carbono)carbonilo, (alcoxi con 1 a 4 4tom os de carbono-alquilo con 1 a 4
dtomos de carbono)carbonilo, (cicloalquilo con 3 a 8 4tomos de
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carbono)carbonilo; (hal(genoalquilo con 1 a 6 4tom os de carbono)carbonilo,

(hal¢genoalcoxi con 1 a 6 itom os de carbono)carbonilo, (hal@eno-alcoxicon 1 a
4 4tom os de carbono-alquilo con 1 a 4 4tomos de carbono)carbonilo,
(halégenocicloalquilo con 3 a 8 4tomos de carbono)arbonilo con,
respectivamente, 1 hasta 9 &tomos de flior, de cloro y/o de bromo; o
C(=0)C(=0)R?, -CONRR’ 0 -CH:NR'R’,

significa hidrgeno, alquilo con 1 a 8 4tom os de carbono, alcoxi con 1 a 8
4tom os de carbono, alcoxi con 1 a 4 #tom os de carbono-alquilo con 1 a 4
itom os de carbono, cicloalquilo con 3 a 8 4 tomos de carbono; halégenalquilo
con 1 a 6 &tom os de carbono, halégemalcoxi con 1 a 6 4tom os de carbono,
halégeno-alcoxicon 1 a 4 tom os de carbono-alquilo con 1 a 4 &tom os de
carbono, hal6genocicbalquilo con 3 a 8 #dtomos de carbono con,

respectivamente, 1 hasta 9 4tom os de fldor, de cloro y/o de bromo,

Réy R’ significan, independientemente entre sf respectivamente hidrégenq

alquilo con 1 a 8 4tom os de carbono, alcoxi con 1 a 4 4tom os de carbono-
alquilo con 1 a 4 4to mos de carbono, cicloalquilo con 3 a 8 4 tomos de
carbono; hal6genoalquio con 1 a 8 4tom os de carbono, halégeno-alcoxicon 1 a
4 4tomos de carbono-alquilo con 1 a 4 #étomos de carbono,
hal6genocicloaluilo con 3 a 8 4 tomos de carbono, con, respectivamente, 1
hasta 9 4tom os de flGor, de cloro y/o de bromo,

Réy R’ forman, ademés, junto con el itom o de nitrdgeno, con el que estin

enlazados, un heterociclo saturado, con 5 hasta 8 4itomos en el anillo
substituido, en caso dado una o varias veces, de forma igual o de formas

diferentes por halégenoo por alquilo con 1 a 4 itom os de carbono, pudiendo
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contener el heterociclo 1 o 2 heteroft omos mis, no contiguos, de la serie

formada por oxfgeno, azufre o NR™,

R? y R¥significan, independientemente entre sf, hidrégeno, alquilo con 1 a 8 & tomos de

carbono, cicloalquilo con 3 a 8 f tomos de carbono; hal(genoalquilo con 1 a 8
5 - 4 tomos de carbono, hal@enocicloalquilo con 3 a 8 & tomos de carbono, con,
respectivamente, 1 hasta 9 4 tomos de flGor, de cloro y/o de bromo,

R'yR° forman, ademé&s, junto con el étom o de nitrégeno, con el que estd n
enlazados, un heterociclo saturado, con 5 hasta 8 Atomos en el anillo
substituido, en caso dado una o varias veces, de forma igual o de formas

10 diferentes por halégenoo por alquilo con 1 a 4 ftom os de carbono, pudiendo
contener el heterociclo 1 o 2 heterofit omos més, no contiguos, de la serie
formada por oxfgeno, azufre 0 NR',

RY  significa hidrégenoo alquilo con 1 a 6 4tom os de carbono,

M significa un anillo de fenilo, de piridina 0 de pirimidina, de piridazina o de

15 pirazina monosubstituidos, respectivamente, por R" o significa un anillo de
tiazol substituido por R',

R  significa hidrégeno, fldor, cloro, metilo; iso-propilo, metiltio o trifiiormetilo,

R'"*  significa hidrogeno, metilo, metiltio o trifliormetilo,

A significa el resto de la fdmula (A1)

12
R

\ (Al), enlaque
20 R
R?  significa hidrégeno, ciano, halégeno, nitro, alquilo con 1 a 4 dtom os de

carbono, alcoxi con 1 a 4 &t omos de carbono, alquiltio con 1 a 4

ftom os de carbono, cicloalquilo con 3 a 6 #tomos de carbono,

/N
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hal6genoalquilo con 1 a 4 4tom os de carbono, halégenoalcoxicon 1 a 4

itom os de carbono o halégenoalquitio con 1 a 4 Atom os de carbono
con, respectivamente, 1 hasta 5 4tom os de hal(geno, aminocarbonilo o
aminocarbonil-alquilo con 1 a 4 itom os de carbono,

5 R"  significa hidrégeno, halégeno, ciano, alquilo con 1 a 4 4tom os de
carbono, alcoxi con 1 a 4 itom os de carbono o alquiltio con 1 a 4
fitorn os de carbono,

R*  significa hidrégeno, alquilo con 1 a 4 &tom os de carbono, hidroxi-
alquilo con 1 a 4 4 tomos de carbono, alquenilo con 2 a 4 4t omos de

10 carbono, cicloalquilo con 3 a 6 4tom os de carbono, alquiltio con 1 a 4
fitom os de carbono-alquilo con 1 a 4 fitom os de carbono, alcoxicon 1 a
4 fitomos de carbono-alquilo con 1 a 4 ftomos de carbono,
halégenoalquilo con 1 a 4 ftom os de carbono, halégenoalquitio con 1 a
4 ftomos de carbono-alquilo con 1 a 4 #Atomos de carbono,

15 halégenoalcoxicon 1 a 4 ftom os de carbono-alquilo con 1 a 4 &tom os
de carbono con, respectivamente, 1 hasta 5 &tom os de halégeno, o
fenilo,

o
A significa el resto de la fdmula (A2)
R R"

[ \ (A2), en la que
Rﬁ
20
R*yR" significan, independientemente entre sf hidrégeno, halégeno,
alquilo con 1 a 4 4to mos de carbono o haldgenoalquilo con 1 a 4

étom os de carbono con 1 hasta 5 dtom os de halgeno,
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R  significa halégeno, ciano o alquilo con 1 a 4 dtom os de carbono, 0

hal6genoalquilo con 1 a 4 dtom os de carbono o hal6genoalcoxicon 1 a 4

fitom os de carbono con, respectivamente, 1 hasta 5 &tomos de

halégeno,
significa el resto de la fiemula (A3)
R1I
ﬁ (A3), en la que
R s R™

R'*yRY significan, independientemente entre sf hidrdgeno, halégeno,
alquilo con 1 a 4 4to mos de carbono o haldgenoalquilo con 1 a 4
fitom os de carbono con 1 hasta 5 dtom os de halégeno,

R®  significa hidrégeno, hal@eno, alquilo con 1 a 4 itom os de carbono o
hal6genoalquilo con 1 a 4 ftom os de carbono con 1 hasta 5 itom os de

hal6geno,

significa el resto de la fémnula (A4)

@f (A4), en la que

R*  significa hidrégeno, halqgeno, hidroxi, ciano, alquilo con 1 a 6 4tom os de
carbono, hal@encalquilo con 1 a 4 dtom os de carbono, hal@@enoalooxi
con 1 a 4 4tom os de carbono o haldgenoalquiltio con 1 a 4 4tom os de
carbono con, respectivamente, 1 hasta 5 4 tomos de haldgeno,

significa el resto de la frmula (AS)
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=
<
R N

22
significa hal6geno, hidroxi, ciano, alquilo con 1 a 4 4t omos de carbono,
alcoxi con 1 a 4 & tomos de carbono, alquiltio con 1 a 4 itom os de
carbono, hal6genoalquio con 1 a 4 #dtomos de carbono,
hal6genoalquiltio con 1 a 4 4tom os de carbono o halégenoalcoxicon 1 a

4 ftom os de carbono com, respectivamente, 1 hasta 5 4tom os de

hal6geno,

significa hidr6geno, hal@eno, ciano, alquilo con 1 a 4 &tom os de carbono, alcoxi con

1 a 4 4tom os de carbono, alquiltio con 1 a 4 itom os de carbono, halégenoalquib con

1 a 4 itomos de carbono, halégemalcoxi con 1 a 4 4tom os de carbono con,

respectivamente, 1 hasta 5 4tom os de halégeno, alquilsulfinilo con 1 a 4 &tom os de

carbono o alquilsulfonilo con 1 a 4 tom os de carbono,

significa el resto de la fémula (A6)

Rl‘

RIS
Ql

n",—EQ I (A6), en 1a que
R™

significa alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono o hal6genoalquilo con 1 a
4 4tom os de carbono con 1 hasta 5 4tom os de halégeno,

significa alquilo con 1 a 4 &tom os de carbono,

significa S (azufre), O (oxigeno), SO, SO2 0 CH:,

significa 0, 1 o 2, significando R® restos idénticos o diferentes, cuando
p signifique 2,

3
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significa el resto de la fdmula (A7)

R®
(I (A7), en la que
s

R*¥  significa alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono o halégenoalqilo con 1 a
4 fitom os de carbono con 1 hasta 5 4tom os de hal6geno,

significa el resto de la féomula (A8)
(I (A8), en la que
s” “RY

R¥”  significa alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono o halégenoalqulo con 1 a
4 ftom os de carbono con 1 hasta 5 tom os de halégeno,

significa el resto de la fiemula (A9)

RR
R"ﬂn’“ (A9), en la que

o
R? y R® significan, independientemente entre sf, hidrégeno, halégeno, amino,
alquilo con 1 a 4 4to mos de carbono o hal@enoalquilo con 1 a 4
tom os de carbono con 1 hasta 5 tom os de haldgeno,
R¥  significa hidr6égeno, haldgeno, alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono o
hal6égenoalquilo con 1 a 4 tom os de carbono con 1 hasta 5 itom os de
hal6geno,

significa el resto de la fdmula (A10)
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R y R® significan, independientemente entre si hidrdgeno, halégeno,

R!J

amino, nitro, alquilo con 1 a 4 ftom os de carbono o halégenoatuilo
con 1 a 4 itom os de carbono, con 1 hasta 5 4to mos de halégeno,

significa hidrégeno, hal@geno, alquilo con 1 a 4 ftom os de carbono o
halégenoalquilo con 1 a 4 Atom os de carbono con 1 hasta 5 4tom os de

halégeno,

significa el resto de la fdmula (A11)

Rl’

. ,E_\f; (Al1), en Ia que

S
significa hidr6geno, hal@eno, amino, alquilamino con 1 a 4 ftom os de
carbono, di-(alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono)amino, ciano, alquilo
con 1 a 4 itom os de carbono o halégenoalquio con 1 a 4 4tom os de
carbono con 1 hasta 5 4tom os de halégeno,
significa halégeno, alquilo con 1 a 4 fitomos de carbono o
halégenoalqulo con 1 a 4 ftom os de carbono con 1 hasta 5 4tom os de

halégeno,

significa el resto de la firmula (A12)

- /E:\K\R” (A12), en la que



10

15 A

20 A

-11-
R*  significa hidrégeno, hal@geno, amino, alquilamino con 1 a 4 4tom os de

carbono, di-(alquilo con 1 a 4 dtom os de carbono)amino, ciano, alquilo
con 1 a 4 fitom os de carbono o halégenoalquio con 1 a 4 ftom os de
carbono con 1 hasta 5 4tom os de halégeno,

R¥  significa hal6geno, alquilo con 1 a 4 &omos de carbono o
halégenoalquilo con 1 a 4 itom os de carbono con 1 hasta 5 itom os de
hal6geno,

significa el resto de la fémula (A13)

R
N)I \S (A13), en la que
s

R*®  significa hal6geno, alquilo con 1 a 4 4tomos de carbono o
hal6genoalqulo con 1 a 4 dtom os de carbono con 1 hasta 5 &tom os de
hal6geno,

significa el resto de la fmula (A14)

R®
. /Ei (A14), en la que
0

R®  significa hidrégenoo alquilo con 1 a 4 ftom os de carbono,

RY  significa halégenoo alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono,

significa el resto de la fémula (A15)
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( \S (A15), en la que
o” “R"

R"  significa alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono o halégenoalquilo con 1 a
4 4tom os de carbono con 1 hasta 5 4tom os de halégeno,

significa el resto de la fémula (A16)

N
[ I (A16), en la que
N~ ~R®

R*®  significa hidrégeno, haldeno, alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono o
halégenoalquilo con 1 a 4 ftom os de carbono con 1 hasta 5 &tom os de

hal6geno,
significa el resto de la firmula (A17)
R“
| : (A17), en la que
N

RP  significa halégeno, hidroxi, alquilo con 1 a 4 4 omos de carbono, alcoxi
con 1 a 4 itom os de carbono, alquiltio con 1 a 4 4t omos de carbono,
hal6genoalquilo con 1 a 4 4tom os de carbono, halégenoalquitio con 1 a
4 ftom os de carbono o halégenoalcoxicon 1 a 4 4tom os de carbono
con, respectivamente, 1 hasta 5 4tom os de hal6geno,

significa el resto de la frmula (A18)

\Oc{
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R%
P
R® Sy R (A18), en la que

'S

significa hidrégeno, ciano, alquilo con 1 a 4 &tom os de carbono,
hal¢genoalquilo con 1 a 4 4tom os de carbono con 1 hasta 5 4tom os de
hal6geno, alcoxi con 1 a 4 4tom os de carbono-alquilo con 1 a 4 tom os
de carbono, hidroxi-alquilo con 1 a 4 #4tomos de carbono,
alquilsulfonilo con 1 a 4 ftom os de carbono, di(alquilo con 1 a 4
étom os de carbono)aminosulfonilo, alquilcarbonilo con 1 a 6 4tom os
de carbono o significa fenilsulfonilo o benzoilo substituidos
respectivamente en caso dado,

significa hidrégeno, hal@eno, alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono o
halégenoalqiilo con 1 a 4 4tom os de carbono con 1 hasta 5 &tom os de
hal6geno,

significa hidrégeno, halégeno, ciano, alquilo con 1 a 4 4tomos de
carbono o halégenoalqilo con 1 a 4 ftom os de carbono con 1 hasta 5
fitom os de halégeno,

significa hidrégeno, hal@eno, alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono o
hal6genoalquilo con 1 a 4 fitom os de carbono con 1 hasta 5 dtom os de
halégeno,

significa el resto de la fémula (A19)

](":

(A19), en la que

i
\
N



10

15

-14 -
R*  significa alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono.

Ademés se ha encontrado que se obtienen las halégenoalquicarboxamidas de la

férmula (1), si

a)

b)

se hace reaccionar derivados de 4cidos carboxilicos de la férnula (II)
A’ﬁ\X‘ (m

en la que

A tiene los significados anteriormente indicados y

X'  significa hal@eno o hidroxi,

con un derivado de anilina de 1a férrmula (1IT)

R R® ()

en la que R, R, R% R, R* y M tienen los significados anteriormente indicados,
en caso dado en presencia de un catalizador, en caso dado en presencia de un
agente de condensacién, en caso dado en presencia de un aceptor de 4cido y, en
caso dado, en presencia de un diluyente,

se hacen reaccionar hexilcarboxanilidas de la fémula (I-a)

L0,

enlaque R, R, R%, R’, M y A tienen los significados anteriormente indicados,

(I-a)

con halogenuros de la férrmula (IV)
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en la que

xz
RM

significa cloro, bromo o yodo,

significa alquilo con 1 a 8 &t omos de carbono, alquilsulfinilo con 1 a 6
itom os de carbono, alquilsulfonilo con 1 a 6 4tom os de carbono,
alcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono-alquilo con 1 a 4 fit omos de
carbono, cicloalquilo con 3 a 8 dtom os de carbono; hal6genoalquio con
1 a 6 4tom os de carbono, halégenocalqiltio con 1 a 4 4tom os de
carbono, hal6genoalquisulfinilo con 1 a 4 4tomos de carbono,
halégenoalquilsulfonilo con 1 a 4 4t omos de carbono, halégeno-alcoxi
con 1 a 4 ftom os de carbono-alquilo con 1 a 4 #tom os de carbono,
halégenocicloalqiilo con 3 a 8 tom os de carbono con, respectivamente,
1 a 9 4 tomos de flior, de cloro y/o de bromo; formilo, formil-alquilo
con 1 a 3 4tomos de carbono, (alquilo con 1 a 3 itomos de
carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 4tom os de carbono, (alcoxicon1a3
itom os de carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 4tom os de carbono;
halégeno-{alquib con 1 a 3 4tom os de carbono)carbonil-alquilo con 1 a
3 4tomos de carbono, halégeno-(alcoxi con 1 a 3 &tomos de
carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 é&omos de carbono con,
respectivamente, 1 a 13 4tom os de flGor, de cloro y/o de bromo;
(alquilo con 1 a 8 dtom os de carbono)carbonilo, (alcoxi con 1 a 8
fitom o8 de carbono)carbonilo, (alcoxi con 1 a 4 itom os de carbono-
alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono)carbonilo, (cicloalquilo con 3 a 8

fitom os de carbono)carbonilo; (haldgenoalquilo con 1 a 6 4tom os de
carbono)carbonilo, (hal@enocalcoxi con 1 a 6 fomos de
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carbono)carbonilo, (haidgeno-alcoxi con 1 a 4 4to mos de carbono-aiquilo

con 1 a 4 4 tomos de carbono)carbonilo, (halfgenocicloalquilo con 3 a 8
fitom os de carbono)carbonilo con, respectivamente, 1 a 9 & tomos de
fldor, de cloro y/o de bromo; o -C(=0)C(=0)R’, -CONRR’ o -
CH:NR'R’.

teniendo R*, R®, R’, R®y R® los significados anteriormente indicados,

en presencia de una base y en presencia de un diluyente.

Finalmente, se ha encontrado que las nuevas halégenoalquicarboxamidas de la
férmula (I) tienen propiedades microbicidas muy buenas y que pueden emplearse para
la lucha contra los microorganismos indeseables tanto en la protecciénde las plantas
como en la protecciénde los materiales.

Los compuestos, seglin la invencif, pueden presentarse, en caso dado, como
mezclas de las diversas formas istmeras posibles, especialmente de estereoisdneros, tales
como, por ejemplo, los isémeros E y Z, treo y eritro, asf como los isémeros dpticos, en
caso dado sin embargo también de tautdneros. Se reivindican tanto los isémeros E como
también los isémeros Z, asi como, también los istmeros treo y eritro, asi como los
isémeros (pticos, mezclas arbitrarias de estos isémeros, asi como las posibles formas
tautdmeras.

Las hal6genoalquicarboxamidas, segn la invenci6n, estn definidas, en
general, por medio de la férmula (I). Las definiciones de los restos preferentes de las
férmulas precedentes y citadas a continuacién, han sido dadas mas adelante. Estas
definiciones son véli das de manera equivalente para los productos finales de la férmula
(I) asi como para todos los productos intermedios.

R significa preferentemente hidrégeno, flGor, cloro o bromo.

R significa de forma especialmente preferente hidrégeno.
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significa, ademés, de forma especialmente preferente flGor o cloro.

significa preferentemente hidrégeno.

significa, ademis, preferentemente metilo.

significa preferentemente metilo, etilo o significa metilo, etilo, n- o iso-propilo,
n-, iso-, sec.- o terc.-butilo substituidos, respectivamente, una o varias veces,
de forma igual o de formas diferentes por flGor, por cloro o por bromo.
significa de forma especialmente preferente metilo, etilo, trifiGormetilo,
difliormetilo, fldormetilo, triclorometilo, diclorometilo, clorometilo,
cloroflGormetilo, fldordiclorometilo, difliorclorometilo, pentaflGoretilo, 1-
fléoretilo, 2-fifioretilo, 2,2-diflGoretilo, 2,2,2-trifldoretilo, 2-cloro-2-flGoretilo,
2-cloro-2,2-difltioretilo, 2-cloro-2,2-diflGoretilo, 2-dicloro-2-flGoretilo, 2,2,2-
tricloroetilo, 1-clorobutilo, heptaflior-n-propilo o heptaflGorisopropilo.

e metilo, etilo o triflGormetilo.

significa, ademis,

significa preferentemente flior, cloro, bromo, yodo o significa metilo, etilo, n-
o iso-propilo, n-, iso-, sec.- o terc.-butilo substituidos, respectivamente, una o
varias veces, de forma igual o de formas diferentes por flGor, por cloro o por
bromo.

significa de forma especialmente preferente sigaifiea flGor, cloro, bromo,
trifliormetilo, diflGormetilo, flGormetilo, triclorometilo, diclorometilo,

clorometilo, cloroflGormetilo, flGordiclorometilo, difldorclorometilo,

pentafiGoretilo, 1-flforetilo, 2-fldoretilo, 2,2-diflioretilo, 2,2,2-triflGoretilo, 2-

cloro-2-fldoretilo, 2-cloro-2,2-diflGoretilo, 2-cloro-2,2-difldoretilo, 2-dicloro-2-
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fldoretilo, 2,2,2-tricloroetilo,  1-clorobutilo,  heptaflior-n-propilo o
heptafldorisopropilo.

signiﬁca de forms e cloro o trifliormetilo.

significa de forma particularmente preferente cloro.

significa, ademds, de forma particularmente preferente trifldormetilo.

significa preferentemente hidr6geno, alquilo con 1 a 6 4tom os de carbono,
alquilsulfinilo con 1 a 4 itom os de carbono, alquilsulfonilo con 1 a 4 4tom os
de carbono, alcoxi con 1 a 3 tom os de carbono-alquilo con 1 a 3 4 tomos de
carbono, cicloalquilo con 3 a 6 itom os de carbono; halégenodquilo con 1 a 4
ftom os de carbono, halégenoalqultio con 1 a 4 ftomos de carbono,
hal6genoalquilsulfinilo con 1 a 4 itom os de carbono, halégenoalqulsulfonilo
con 1 a 4 ftom o3 de carbono, halégeno-alcoxicon 1 a 3 ftom os de carbono-
alquilo con 1 a 3 4tom os de carbono, halégenocicloalquib con 3 a 8 étom os de
carbono con, respectivamente, 1 hasta 9 dtom os de fldor, de cloro y/o de
bromo; formilo, formil-alquilo con 1 a 3 4 omos de carbono, (alquilocon 1a3
itom os de carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 4 tomos de carbono, (alcoxi con
1 a 3 4tom os de carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 &tom os de carbono;
halégeno-(alquib con 1 a 3 dtom os de carbomo)carbonil-alquilo con 1 a 3
dtom os de carbono, halégeno-(alcoxicon 1 a 3 fitom os de carbono)carbonil-
alquilo con 1 a 3 4t omos de carbono con, respectivamente, 1 hasta 13 tomos de
flGor, de cloro y/o de bromo; |
(alquilo con 1 a 6 ftom os de carbono)carbonilo, (alcoxi con 1 a 4 4 tomos de
carbono)carbonilo, (alcoxi con 1 a 3 ftom os de carbono-alquilo con 1 a 3
itom os de carbono)carbonilo, (cicloalquilo con 3 a 6 4tomos de
carbono)carbonilo; (haldgenoalquilo con 1 a 4 fitom os de carbono)carbonilo,
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(halégenoalcoxicon 1 a 4 ftom os de carbono)carbonilo, (hal{geno-alcoxi con 1

a 3 4tom os de carbono-alquilo con 1 a 3 ftomos de carbono)carbonilo,
(halégenocicloalqilo con 3 a 6 4tomos de carbono)carbonilo con,
respectivamente, 1 hasta 9 4tom os de flior, de cloro y/o de bromo; o -
C(=0)C(=0)R%, -CONRR’ 0 -CH:NR'R’.

propilo, n-, iso-, sec.- o terc.-butilo, pentilo o hexilo, metilsulfinilo, etilsulfinilo,

n- o iso-propilsulfinilo, n-, iso-, sec.- o terc.-butilsulfinilo, metilsuifonilo,
etilsulfonilo, n- o iso-propilsulfonilo, n-, iso-, sec.- o terc.-butilsulfonilo,
metoximetilo, metoxietilo, etoximetilo, etoxietilo, ciclopropilo, ciclopentilo,
ciclohexilo, trifliormetilo, triclorometilo, trifiGoretilo, diflGormetiltio,
difliorclorometiltio, trifliormetiltio, trifilormetilsulfinilo, trifiGormetilsulfonilo,
trifiiormetoximetilo; formilo, -CH:»CHO, +(CH2):-CHO, -CH:-CO-CHs,
-CHz-CO-CHzCHs, -CH>-CO-CH(CHa)2, {(CH2)--CO-CHs, «(CH2):-CO-CH2CH;,
<CHz2)p-CO-CH(CHs):, -CHx-CO:CHs, -CH>CO:CHiCHs, -CHa-COCH(CHa),
~CH2):-COCHs, CH2)2-CO:CH2CHs, (CH2)-CO2CH(CHs)j:, -CH2-CO-CH,
-CH+CO-CCh, -CH»CO-CH:CFs, -CH:zCO-CH:CCls, -(CH2)>-CO-CHzCF;,
~CH2):-CO-CH2CClh, -CHz-CO:CH:CFs, -CHz-COCF:CFs, -CH2-CO:CH:CCh,
-CH2-CO:2CCL:CCl, -(CH2)-COCH:CFs, ~CH2)-CO:CF:CF,
~(CH2)-CO2CH:CClh, -(CH2):-CO2CCECCl;

metilcarbonilo, etilcarbonilo, n-propilcarbonilo, iso-propilcarbonilo, terc.-
butilcarbonilo, metoxicarbonilo, etoxicarbonilo, terc.-butoxicarbonilo,
ciclopropilcarbonilo;  triflGormetilcarbonilo,  trifliormetoxicarbonilo, o
-C(=0)C(=0)R’, -CONRR’ 0 -CH:NR'R’.

\¢
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formilo, -CH»-CHO, +(CH:p-CHO, -CH»CO-CH), -CH:>-CO-CHi:CHi,
-CHx-CO-CH(CHa). -C(=0)CHO, -C(=0)C(=0)CH,,
-C(=0)C(=0)CHz20CH;, -C(=0)COzCHs, -C(=0)C02CH2CHs.

significa preferentemente hidrégeno, alquilo con 1 a 6 4tom os de carbono,
alcoxi con 1 a 4 it omos de carbono, alcoxi con 1 a 3 4 tomos de carbono-
alquilo con 1 a 3 éto mos de carbono, cicloalquilo con 3 a 6 4 tomos de
carbono; hal6genoalquio con 1 a 4 itom os de carbono, halégenoalcoxicon 1 a
4 ftom os de carbono, halégeno-alcoxicon 1 a 3 dtom os de carbono-alquilo
con 1 a 3 itomos de carbono, halégenocicloaluilo con 3 a 6 4 tomos de
carbono con, respectivamente, 1 hasta 9 &tom os de flGor, de cloro y/o de
bromo.

significa de forma especialmenic preferente hidrégeno, metilo, etilo, n- o iso-
propilo, terc.-butilo, metoxi, etoxi, n- o iso-propoxi, terc.-butoxi,

metoximetilo, ciclopropilo; trifliormetilo, trifliormetoxi.

Réy R’ significan, independientemente entre s{ preferentemente hidrégeno,

alquilo con 1 a 6 étom os de carbono, alcoxi con 1 a 3 dtom os de carbono-
alquilo con 1 a 3 #to mos de carbono, cicloalquilo con 3 a 6 4 tomos de
carbono; hal6genoalquio con 1 a 4 4tom os de carbono, halégeno-alcoxicon 1 a
3 ftomos de carbono-alquilo con 1 a 3 4tomos de carbono,
hal6genocicloalquilo con 3 a 6 4tom os de carbono con, respectivamente, 1
hasta 9 4tom os de fldor, de cloro y/o de bromo.

Réy R’ forman, ademis, junto con el &tom o de nitrégeno, con el que estd n

enlazados, preferentemente un heterociclo saturado, con 5 o 6 4 tomos en el
anillo substituido, en caso dado, de una hasta cuatro veces, de forma igual o de

3
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formas diferentes por halégeno o por alquilo con 1 a 4 4 tomos de carbono,

pudiendo contener el heterociclo 1 o 2 heterofitom os més no contiguos, de la
serie formada por oxfge no, azufre o NR™.

Réy R’ significan, independientemente entre si gde forma especialmente

preferente hidrégeno, metilo, etilo, n- o iso-propilo, n-, iso-, sec- o terc.-butilo,
metoximetilo, metoxietilo, etoximetilo, etoxietilo, ciclopropilo, ciclopentilo,

ciclohexilo; trifliormetilo, triclorometilo, triflioretilo, trifliormetoximetilo.

Réy R’ forman, ademés, junto con el itom o de nitrégeno, con el que estin

enlazados, de forma especialmente preferente un heterociclo saturado, de la
serie formada por morfolina, tiomorfolina o piperazina, substituido en caso
&ado, de una a cuatro veces, de forma igual o de formas diferentes por flior,
por cloro, por bromo o por metilo, pudiendo estar substituida la piperazina
sobre el segundo 4tom o de nitrégenopor R¥.

R*y R’ significan, independientemente entre si preferentemente hidrégeno,

alquilo con 1 a 6 4to mos de carbono, cicloalquilo con 3 a 6 4 tomos de
carbono; hal6genoalquilo con 1 a 4 itom os de carbono, hal6genocicbalquilo
con 3 a 6 4tom os de carbono, con, respectivamente, 1 hasta 9 4to mos de
fliior, de cloro y/o de bromo.

Ry R’ forman, ademés, junto con el itom o de nitrégeno, con el que estd n

enlazados, preferentemente un heterociclo saturado, con 5 o 6 4 tomos en el
anillo, substituido en caso dado una o varias veces, de forma igual o de formas
diferentes por halégenoo por alquilo con 1 a 4 itom os de carbono, pudiendo
contener el heterociclo 1 o 2 heteroitom os més, no contiguos de la serie
formada por oxigeno, azufre o NR'.

W
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R'YR® significan, independientemente entre s{ de forma especiaimente

preferente hidrégeno, metilo, etilo, n- o iso-propilo, n-, iso-, sec.- o terc.-

butilo, metoximetilo, metoxietilo, etoximetilo, etoxietilo, ciclopropilo,

ciclopentilo, ciclohexilo; trifliormetilo, triclorometilo, triflGoretilo,
5 trifliormetoximetilo.

R'y R forman, ademés, junto con el itom o de nitrégeno, con el que estin
enlazados, de forma cspecialmente preferente un heterociclo saturado de la
serie formada por morfolina, tiomorfolina o piperazina, substituido en caso
dado de una a cuatro veces, de forma igual o de formas diferentes por flior,

10 por cloro, por bromo o por metilo, pudiendo estar substituida la piperazina
sobre el segundo &tom o de nitrégenopor R'.

R"Y  significa preferentemente hidrégenoo alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono.

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

15 M significa preferentemente uno de los ciclos siguientes

" R11 R“ R" R11 R11
/@' | ) £ ) NN
N S S S S
rY Y Y
M M-4 M-5 M-6

# #
M-1 M-2 -3 -
11-A 11-A
N

=(‘ ‘{i N| \l‘R“ NI ~ R" |N\\N R"
A A /'Y"-’M”

# # # # #

M-7 M-8 M-9 M-10 M-11

estando enlazado el enlace marcado con ,*“ con la amida, el enlace marcado

con ,#“ con el resto halégenoalquio.
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significa gde forma especialmente preferente un ciclo elegido entre M-1, M-2, M-3,

M-6, M-7 y M-8.

ente el ciclo M-1.

significa, ademfis, g preferente el heterociclo M-2.
significa, ademds, ente el heterociclo M-3.
significa, ademis, dg ¢ el heterociclo M-6.
significa, ademis, ¢ g el heterociclo M-7.
significa, ademés, ¢ el heterociclo M-8.

significa preferentemente hidrégeno, flGor, cloro, metilo o trifliiormetilo.
significa de forma especialmente preferente significa hidrégenoo cloro.
significa, en el caso en que M signifique M-2, M-3, M4 o M-5, ademis
preferentemente fllior, encontrind ose el flior de forma ecspecialmente
preferente en la posiciéné (M-2, M-3) o en la posicién3 (M-4, M-5).

significa, en el caso en que M signifique M-2, M-3, M4 o M-5, ademis,
preferentemente cloro, encontrindose el cloro de forma especialmente
preferente en la posicién6 (M-2, M-3) o en la posicién3 (M4, M-5).

significa, en el caso en que M signifique M-2, M-3, M4 o M-5, ademis,
preferentemente metilo, encontrindose el metilo de forma especialmente
preferente en la posicién4 (M-2) o en la posicién3 (M-3, M4, M-5).

significa, en el caso en que M signifique M-6, ademés, preferentemente

metilo, encontrindose el metilo g

posicif 3.

significa en el caso en que M signifiquue M-6, ademis, preferentemente
trifliormetilo, encontrndose el triflGormetilo de forma especialmente
preferente en la posicién3.
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significa, en el caso en que M signifique M-9, ademis, preferentemente

metilo, encontrdndose el metilo de forma especialmente preferente en la
posicit 4.

significa, en el caso en que M signifique M-9, ademis, preferentemente
trifliormetilo, encontrindose el trifliormetilo de forma especialmente
preferente en la posicién4.

significa, en el caso en que M signifique M-10, ademés, preferentemente
metilo, encontrindose el metilo de forma especialmente preferente en la
posicitn 3,

significa, en el caso en que M signifique M-10, ademés, preferentemente
trifliormetilo, encontrindose el trifliormetilo de forma especialmente
preferente en la posicién3.

significa, en el caso en que M signifique M-11, ademds, preferentemente
metilo, encontrindose el metilo de forma ecspecialmente preferente en la
posicit 3.

significa, el caso en que M signifique M-11, ademfs, preferentemente
trifliormetilo, encontrdndose el trifliormetilo de forma especialmente
preferente en la posicién3.

significa preferentemente hidrégeno.

significa, ademdis, preferentemente metilo.

significa, adem#s, preferentemente triflGormetilo.

significa preferentemente uno de los restos Al, A2, A3, A4, AS, A6, A9, Al0,
All, Al2, Al6, Al7 0 AlS.

significa de forma cspecialmente preferente signifiea uno de los restos
Al, A2, A3, A4, AS, A6, A9, All, A16, A17, Al8.
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ialmente preferente significa el resto Al.

g preferente significa el resto A2,

significa el resto A3.

= significa el resto A4.

g significa el resto AS.

g significa el resto A6.

g significa el resto A9.

& significa el resto All.

g significa el resto Al6.

cnle significa el resto A17.

g significa el resto A18.
significa preferentemente hidrégeno, ciano, fliior, cloro, bromo, yodo, metilo,
etilo, iso-propilo, metoxi, etoxi, metiltio, etiltio, ciclopropilo, haldgenoalquilo
con 1 a 2 fitom os de carbono, halégenoalcosi con 1 a 2 4tom os de carbono
con, respectivamente, 1 hasta 5 4tom os de flGor, de cloro y/o de bromo,
trifliormetiltio, diflGormetiltio, aminocarbonilo, aminocarbonilmetilo o
aminocarboniletilo.

significa de forma especialmente preferente hidrégeno, fldor, cloro, bromo,
yodo, metilo, etilo, iso-propilo, monofliormetilo, monoflGoretilo,
difliormetilo, trifliormetilo, diflGorclorometilo, triclorometilo, diclorometilo,
ciclopropilo, metoxi, etoxi, frifliormetoxi, triclorometoxi, metiltio, etiltio,
trifliormetiltio o diflGormetiltio.

2 hidrégeno, flGor, cloro,
bromo, yodo, metilo, iso-propilo, monoflGormetilo, monofldoretilo,
difliormetilo, trifliormetilo, difldorclorometilo o triclorometilo.

1t
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R?  significa metilo, difliormetilo,
trifliormetilo o 1-fldoretilo.

R”  significa preferentemente hidrégeno, fliior, cloro, bromo, yodo, metilo, etilo,
metoxi, etoxi, metiltio o etiltio.

R”  significa de forma especialmente preferente hidrégeno, flGor, cloro, bromo,
yodo o metilo.

R® e hidrégeno, flGor, cloro o

metilo.

R“  significa preferentemente hidrdgeno, metilo, etilo, n-propilo, iso-propilo,
halégenocalquilo con 1 hasta 2 & tomos de carbono con 1 hasta 5 4 tomos de
flGor, de cloro y/o de bromo, hidroximetilo, hidroxietilo, ciclopropilo,
ciclopentilo, ciclohexilo o fenilo.

R“  significa de forma especialmente preferente hidrégeno, metilo, etilo, iso-
propilo, trifldormetilo, difliormetilo, hidroximetilo, hidroxietilo o fenilo.

R"  significa

RM

RYy R significan, independientemente entre sf, preferentemente hidrégenq
flGor, cloro, bromo, metilo, etilo o halégenocaljuilo con 1 a 2 #tom os de
carbono con 1 hasta 5 tom os de flGor, de cloro y/o de bromo.

RY y R significan, independientemente entre sf, de forma especialmente
preferente hidrégeno, flGor, cloro, bromo, metilo, etilo, diflGormetilo,
trifliormetilo, difliorclorometilo o triclorometilo.
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RPyR"™  significan, independientemente entre sf, dc_forma muy cspecialmente

preferente significa hidrdgeno, flGor, cloro, bromo, metilo, etilo, difldormetilo,
trifliormetilo o triclorometilo.

Ry R'* significan respectivamente

hidrégeno.

R  significa preferentemente fldor, cloro, bromo, ciano, metilo, etilo,
halégenoalquilo con 1 a 2 ftom os de carbono o halégenoalcox con 1 a 2
itom os de carbono con, respectivamente, 1 hasta 5 itom os de flGor, de cloro
y/o de bromo.

R"  significa de forma cspecialmente preferente fldor, cloro, bromo, ciano, metilo,
trifldiormetifo,  trifldormetoxi, diflGormetoxi, difliorclorometoxi o

triclorometoxi.

RY nreferente fldor, cloro, bromo, yodo,

RY  significa g

R"y RY? significan independientemente entre si preferentemente hidrégeno, flior,
cloro, bromo, metilo, etilo o halégenoalquilo con 1 a 2 4tom os de carbono con
1 hasta 5 &tom os de fltor, de cloro y/o de bromo.

R*yRY significan, independientemente entre si de forma especialmente
preferente  hidrégeno, flGor, cloro, bromo, metilo, etilo, difliormetilo,
trifldormetilo, difliorclorometilo o triclorometilo.

R¥yR" significan, independientemente entre si de forma nuy especialmente
preferente hidrégeno, flior, cloro, bromo, metilo, etilo, diflGormetilo,

trifldiormetilo o triclorometilo.

1V
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hidrégeno.
significa preferenternente hidrégeno, flior, cloro, bromo, metilo, etilo o
halégenoalqiilo con 1 a 2 &tom os de carbono con 1 hasta 5 &tom os de fldor,

de cloro y/o de bromo.

significa de forma especialmente preferente significa hidrégeno, fldor, cloro,
bromo, yodo, metilo o triflaormetilo.

significa preferentemente hidrégeno, flior, cloro, bromo, yodo, hidroxi, ciano,
alquilo con 1 a 4 4 tomos de carbono, halégenalquilo con 1 a 2 4 tomos de
carbono, hal6genoalcoxicon 1 a 2 ftom os de carbono o halégenoalquiltio con 1
a 2 4tom os de carbono con, respectivamente, 1 hasta 5 ftom os de flior, de

cloro y/o de bromo.

cialmente preferente hidr(geno. ﬂﬁor. ClOl'O, bromo, yodo.

hidroxi, ciano, metilo, etilo, n-propilo, iso-propilo, n-butilo, iso-butilo, sec.-butilo,
terc.-butilo, difliormetilo, trifiliormetilo, difliorclorometilo, triclorometilo,
triftformetoxi, difliormetoxi, difliorclorometoxi, triclorometoxi, trifliormetiltio,
difliormetiltio, difiGorclorometiltio o triclorometiltio.

e hidrégeno, fldor, cloro,

bromo, yodo, metilo, difliormetilo, trifiiormetilo o triclorometilo.

e yodo, metilo, difliormetilo o

trifliormetilo.

significa preferentemente flGor, cloro, bromo, yodo, hidroxi, ciano, alquilo con
1 a 4 itom os de carbono, metoxi, etoxi, metiltio, etiltio, difliormetiltio,

triflGormetiltio, halégemalquilo con 1 a 2 4 tomos de carbono o haldgenoalcoxi
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con 1 a 2 4tom os de carbono con, respectivamente, 1 hasta 5 4tom os de fldor,

de cloro y/o de bromo.

significa de forma especialmente preferente fiGor, cloro, bromo, yodo, hidroxi,
ciano, metilo, etilo, n-propilo, iso-propilo, n-butilo, iso-butilo, sec.-butilo,
terc.-butilo, trifldormetilo, difliormetilo, diflGorclorometilo, triclorometilo,
metoxi, etoxi, metiltio, etiltio, difliiormetiltio, trifliormetiltio, triflGormetoxi,
difliormetoxi, difldorclorometoxi o triclorometoxi.

significa ¢

g fldor, cloro, bromo, yodo,
metilo, trifliormetilo, difiiormetilo o triclorometilo.

significa preferentemente hidrégeno, flGor, cloro, bromo, yodo, ciano, alquilo
con 1 a 4 &tom os de carbono, metoxi, etoxi, metiltio, etiltio, halégemalquilo
con 1 a 2 4tom os de carbono o halégenoalcoxicon 1 a 2 ftom os de carbono
con, respectivamente, 1 hasta 5 tom os de flGor, de cloro y/o de bromo,
alquilsulfinilo con 1 a 2 4tom os de carbono o alquilsulfonilo con 1 a 2 fitom os
de carbono.

significa de fonma especialmente preferente hidrégeno, fldor, cloro, bromo,
yodo, ciano, n-propilo, iso-propilo, n-butilo, iso-butilo, sec.-butilo, terc.-
butilo, trifliormetilo, difldormetilo, diflGorclorometilo, triclorometilo, metoxi,

ctoxi, metiltio, etiltio, trifldiormetoxi, diflGormetoxi, difldorclorometoxi,

triclorometoxi, metilsulfinilo o metilsulfonilo.

hidrégeno, flGor, cloro,
bromo, yodo, n-propilo, iso-propilo, n-butilo, iso-butilo, sec.-butilo, terc.-
butilo, trifliormetilo, difliormetilo, triclorometilo, metilsulfiniloc o
metilsulfonilo.

significa de forma particularmente preferente hidrégeno.

2
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significa preferentemente metilo, etilo o hal(genoalquilo con 1 a 2 4to mos de

carbono con 1 hasta 5 dtom os de fldor, de cloro y/o de bromo.

significa de forma cspecialmente preferente metilo, etilo, triflGormetilo,
difliormetilo, difliorclorometilo o triclorometilo.

significa preferentemente metilo o etilo.

significa de forma especialmente preferente metilo.

significa preferentemente S (azufre), SOz o CHa.

significa dc forma especialmente preferente S (azufre) o CHa.

significa de forma muy especialmente preferente S (azufre).

significa preferentemente 0 o 1.

significa de forma especialmente preferente 0.

significa preferentemente metilo, etilo o hal@genoalquilo con 1 a 2 4to mos de
carbono con 1 hasta 5 tom os de flGor, de cloro y/o de bromo.

significa de forma especialmentc preferente metilo, etilo, trifldormetilo,
diflormetilo, diflGorclorometilo o triclorometilo.

metilo, trifiiormetilo,

diflGormetilo o triclorometilo.

significa preferentemente metilo, etilo o halégenoalquilo con 1 a 2 4to de
carbono con 1 hasta 5 4tom os de flGor, de cloro y/o de bromo.

significa de forma ecspecialmente preferepte metilo, etilo, triflGormetilo,
diflormetilo, diflGorclorometilo o triclorometilo.

significa (¢ 3 1y _especialmente preferente metilo, trifliiormetilo,
difliormetilo o triclorometilo.
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R®yR® significan, independientemente entre sf, preferentemente hidrégenq

flGor, cloro, bromo, amino, metilo, etilo 0 halégmoalquilo con 1 a 2 4t de
carbono con 1 hasta 5 4tom os de flGor, de cloro y/o de bromo.

R*yR?® significan, independientemente entre sf de forma especialmente
preferente hidrégeno, flGor, cloro, bromo, metilo, etilo, trifliormetilo,
diflGormetilo, diflGorclorometilo o triclorometilo.

R®yR? significan, independientemente entre s{ de forma muy especialmente
preferente significa hidrégeno, fliior, cloro, bromo, metilo, trifldormetilo,
difldormetilo o triclorometilo.

R®yR?® significan de forma__particularmente preferente respectivamente
hidrégeno.

R®  significa preferentemente hidrégeno, fldor, cloro, bromo, yodo, metilo, etilo o
hal6genoalqiilo con 1 a 2 itom os de carbono, con 1 hasta 5 4tom os de fldor,
de cloro y/o de bromo.

R*®  significa de forma especialmente preferente hidrégeno, fitior, cloro, bromo,
yodo, metilo, etilo, trifliormetilo, difliormetilo, diflGorclorometilo o

triclorometilo.

R® e hidrégeno, fldor, cloro,
bromo, metilo, triflliormetilo, difldormetilo o triclorometilo.

R®  significa g a particularmente preferente metilo.

RYy R® significan, independientemente entre si, preferentemente hidreno, fitor,
cloro, bromo, amino, nitro, metilo, etilo o hal¢@enoalquilo con 1 a 2 ét omos de
carbono con 1 hasta 5 4 tomos de flfior, de cloro y/o de bromo.
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R*yR®  significan independientemente entre s{ de forma especialmente

preferente hidrégeno, flGor, cloro, bromo, nitro, metilo, etilo, trifliormetilo,

difléormetilo, difliorclorometilo o triclorometilo.

R*yR®  significan independientemente entre sf de forma muv cspecialmente

R¥ y R® significan

RS!

RS!

R!S
RB

preferente hidrégeno, flGor, cloro, bromo, metilo, trifliormetilo, difliormetilo

o triclorometilo.

hidrégeno.

significa preferentemente hidrégeno, flGor, cloro, bromo, yodo, metilo, etilo o
halégenoalqulo con 1 a 2 itom os de carbono con 1 hasta 5 4tom os de fldor,
de cloro y/o de bromo,

significa de forma ecspecialmente preferente hidrégeno, flfior, cloro, bromo,
yodo, metilo, etilo, trifliormetilo, diflGormetilo, diflGorclorometilo o

triclorometilo.

significa de f

significa preferentemente hidrdgeno, flGor, cloro, bromo, amino, alquilamino
con 1 a 4 4tom os de carbono, di(alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono)amino,
ciano, metilo, etilo o hal6genoalquio con 1 a 2 4tom os de carbono con 1 hasta
5 4tom os de flior, de cloro y/o de bromo.

significa de forma especialmente preferente hidrégeno, flior, cloro, bromo,
amino, metilamino, dimetilamino, ciano, metilo, etilo, trifliormetilo,

difliormetilo, difliorclorometilo o triclorometilo.

\25
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significa de forma muy cspecialmente preferentc hidrégeno, fidor, cloro,

bromo, amino, metilamino, dimetilamino, metilo, trifliormetilo, difliormetilo
o triclorometilo.

£ amino, metilamino, dimetilamino,

metilo o triflGormetilo.

significa preferentemente flor, cloro, bromo, metilo, etilo o halégenalquilo
con 1 a 2 fit omos de carbono con 1 hasta 5 fto mos de flGor, de cloro y/o de
bromo.

significa de forma cspecialmente preferente flGor, cloro, bromo, metilo, etilo,
trifliormetilo, difléormetilo, difldorclorometilo o triclorometilo.

preferente flGor, cloro, bromo, metilo,

significa metilo, trifldormetilo o

diflGormetilo.
significa preferentemente hidrégeno, flior, cloro, bromo, amino, alquilamino
con 1 a 4 fitom os de carbono, di(alquilo con 1 a 4 itom os de carbono)amino,

ciano, metilo, etilo o halégenoalquio con 1 a 2 4tom os de carbono con 1 hasta

5 &tom os de flior, de cloro y/o de bromo.
significa de forma especialmente preferente hidrégeno, flidor, cloro, bromo,
amino, metilamino, dimetilamino, ciano, metilo, etilo, trifliormetilo,

diflGormetilo, diflGorclorometilo o triclorometilo.

s hidrégeno, flior, cloro,
bromo, amino, metilamino, dimetilamino, metilo, trifliormetilo, diflGormetilo

o triclorometilo.
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significa dgmmmmm::m amino, metilamino, dimetilamino,
metilo o trifldormetilo.

significa preferentemente fldor, cloro, bromo, metilo, etilo o halégenalquilo
con 1 a 2 &t omos de carbono con 1 hasta 5 fto mos de fliior, de cloro y/o de
bromo.

significa de forma especialmente preferente fldor, cloro, bromo, metilo, etilo,
trifliormetilo, difliormetilo, diflGorclorometilo o triclorometilo.

significa de forma muv especialmente preferente flior, cloro, bromo, metilo,
trifldormetilo, difliormetilo o triclorometilo.

significa metilo, triflGormetilo o©
diftGormetilo.

significa preferentemente flfior, cloro, bromo, metilo, etilo o hal6genalquilo
con 1 a 2 & omos de carbono con 1 hasta 5 4to mos de flGor, de cloro y/o de
bromo.

significa de forma especialmente preferente flGor, cloro, bromo, metilo, etilo,
trifiiormetilo, diflGormetilo, difliorclorometilo o triclorometilo.

significa de forma muy cspecialmente preferents flior, cloro, bromo, metilo,
trifldormetilo, difldormetilo o triclorometilo.

significa preferentemente hidrégeno, metilo o etilo.

significa de forma especialmente preferente metilo.

significa preferentemente flGor, cloro, bromo, metilo o etilo,

significa de forma especialmente preferente flior, cloro o metilo.

significa preferentemente metilo, etilo o hal@genoalquilo con 1 a 2 4to mos de
carbono con 1 hasta 5 étom os de flGor, de cloro y/o de bromo.
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significa de forma cspecialmente preferente metilo, etilo, trifldormetilo,

difliormetilo, difliorclorometilo o triclorometilo.

significa metilo, triflGormetilo,

difldormetilo o triclorometilo.

significa preferentemente hidrégeno, flor, cloro, bromo, metilo, etilo o
hal6genoalqulo con 1 a 2 4tom o8 de carbono con 1 hasta 5 itom os de flGor,
de cloro y/o de bromo.

significa de forma especialmente preferente hidrégeno, fiior, cloro, bromo,
metilo o trifliormetilo.

significa preferentemente fldor, cloro, bromo, yodo, hidroxi, alquilo con 1 a 4
ftomos de carbono, metoxi, etoxi, metiltio, etiltio, diflGormetiltio,
trifldormetiltio, halégemalquilo con 1 a 2 4 tomos de carbono o hal@@enoalcoxi
con 1 a 2 4tom os de carbono con, respectivamente, 1 hasta 5 itom os de flior,
de cloro y/o de bromo.

significa de forma especialmente preferente flGor, cloro, bromo, yodo, metilo,
etilo, n-propilo, iso-propilo, n-butilo, iso-butilo, sec.-butilo, terc.-butilo,
trifiiormetilo, difliormetilo, difldorclorometilo o triclorometilo.

significa de forma muy especialmente preferente flGor, cloro, bromo, yodo,
metilo, trifliormetilo, difliormetilo o triclorometilo.

significa preferentemente hidrégeno, metilo, etilo, halégenoahuilo con 1 a 2
fitom os de carbono con 1 hasta 5 4tom os de fldor, de cloro y/o de bromo,
alcoxi con 1 a 2 ftomos de carbono-alquilo con 1 a 2 &tom os de carbono,

hidroximetilo, hidroxietilo, metilsulfonilo o dimetilaminosulfonilo.
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significa de forma cspccialmente preferente hidrégeno, metilo, etilo,

triflGormetilo, metoximetilo, etoximetilo, hidroximetilo o hidroxietilo.

e metilo 0 metoximetilo.

significa preferentemente hidr6geno, flGor, cloro, bromo, metilo, etilo o
halégenoalquilo con 1 a 2 4tom o8 de carbono con 1 hasta 5 §tom os de fldor,
de cloro y/o de bromo.

significa de forma especialmente preferente hidrégeno, flGor, cloro, bromo,
metilo, etilo, trifiiormetilo, difliormetilo o triclorometilo.

significa de forma muy especialmente preferente hidrégenoo metilo.

significa preferentemente hidrégeno, fldor, cloro, bromo, yodo, ciano, metilo,
etilo, iso-propilo o halégenoalquilo con 1 a 2 4t omos de carbono con 1 hasta §
ftom os de flGor, de cloro y/o de bromo.

significa de forma especialmente preferente hidrégeno, fldor, cloro, bromo,
yodo, ciano, metilo, etilo, iso-propilo, trifliormetilo, diflGormetilo,
difliorclorometilo o triclorometilo.

significa

hidrégeno, metilo,
diflGormetilo o trifliormetilo.

significa preferentemente hidrégeno, flior, cloro, bromo, metilo, etilo o
halégenoalquilo con 1 a 2 itom os de carbono con 1 hasta 5 ftom os de flGor,
de cloro y/o de bromo.

significa de¢ forma especialmente preferente hidrégeno, flior, cloro, bromo,
yodo, metilo o trifliormetilo.

ecialmente preferente hidrégeno.
significa preferentemente metilo, etilo, n-propilo o iso-propilo.
significa de forma especialmente preferente metilo o etilo.
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Son preferentes aquellos compuestos de la férmuia (1), en Ia que todos los restos

tienen,

preferente.

respectivamente, los significados indicados anteriormente de manera

Son especialmente preferentes aquellos compuestos de la fémula (1), en la que

todos los restos tienen, respectivamente, los significados indicados anteriormente de

manera especialmente preferente.

Preferentemente y, respectivamente, como cantidad parcial de los compuestos

anteriormente citados de la férmula (I) deben entenderse los grupos siguientes de las

nuevas carboxamidas:

hal6genoalquilcarboxamidas de la férmula (I-a)

APy,
R R (-4)

en la que R, R', R%, R*, M y A tienen los significados anteriormente
indicados.
halégenoalquilcarboxamidas de la férmula (I-b)

1P
R:‘ R a-b)

la que R, R, R, R, R™, M y A tienen los significados

anteriormente indicados.

R**  significa preferentemente alquilo con 1 a 6 §to mos de carbono, alquilsulfinilo

con 1 a 4 4tom os de carbono, alquilsulfonilo con 1 a 4 Atom os de carbeno,

alcoxi con 1 a 3 itomos de carbono-alquilo con 1 a 3 étom os de carbono,

cicloalquilo con 3 a 6 4tom os de carbono; halégenoalquib con 1 a 4 itom os de
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carbono, hal6genoaiquiltio con 1 a 4 4 tomos de carbono, halégenoaluilsulfinilo

con 1 a 4 itom os de carbono, halégenoalquilsulfonilo con 1 a 4 4tom os de
carbono, halégeno-alcos con 1 a 3 4tomos de carbono-glquilo con 1 a 3
fiitom os de carbono, halégenocicloalqilo con 3 a 8 étom os de carbono con,
respectivamente, 1 hasta 9 4tom os de flior, de cloro y/o de bromo; formilo,
formil-alquilo con 1 a 3 4tom os de carbono, (alquilo con 1 a 3 fito mos de
carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 #tom os de carbono, (alcoxi con 1 a 3
fitom os de carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 itom os de carbono; halégeno-
(alquilo con 1 a 3 &tom os de carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 &to mos de
carbono, halégeno-(alcox con 1 a 3 ftom os de carbono)carbonil-alquilo con 1
& 3 4t omos de carbono con, respectivamente, 1 hasta 13 4 tomos de fldor, de
cloro y/o de bromo;

(alquilo con 1 a 6 4tom os de carbono)carbonilo, (alcoxi con 1 a 4 &tom os de
carbono)carbonilo, (alcoxi con 1 a 3 4tom os de carbono-alquilo con 1 a 3
ftomos de carbono)carbonilo, (cicloalquilo con 3 a 6 #4omos de
carbono)carbonilo; (hal@enoalquilo con 1 a 4 itom os de carbono)carbonilo,
(hal@enoalcoxi con 1 a 4 itom os de carbono)carbonilo, (hal@eno-alcoxi con 1 a
3 ftomos de carbono-alquilo con 1 a 3 §tomos de carbono)carbonilo,
(haldgenocicloalquilo con 3 a 6 & omos de carbono)carbonilo con,
respectivamente, 1 hasta 9 4tomos de flGor, de cloro y/o de bromo; o
-C(=0)C(=0)R’, -CONRR’ 0 -CH:NR'R’.

significa de forma especialmente preferente signifiee metilo, etilo, n- o iso-
propilo, n-, iso-, sec.- o terc.-butilo, pentilo o hexilo, metilsulfinilo,
etilsulfinilo, n- o iso-propilsulfinilo, n-, iso-, sec- o terc.-butilsulfinilo,

metilsulfonilo, etilsulfonilo, n- o iso-propilsulfonilo, n-, iso-, sec- o terc.-
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butilsulfonilo, metoximetilo, metoxietilo, etoximetilo, etoxietilo, ciclopropilo,

ciclopentilo, ciclohexilo, trifliormetilo, triclorometilo, triflGoretilo,
difliormetiltio, diflGorclorometiltio, trifliormetiltio, triflGormetilsuifinilo,
trifiiormetilsulfonilo, trifliormetoximetilo; formilo, -CH:-CHO, -(CH2)-CHO,
-CH2-CO-CHs, -CHxCO-CH:CHs, -CH>CO-CH(CH3)z, -(CHz2p-CO-CH;,
~CH1):-CO-CH:CHs, -(CH2)»-CO-CH(CH:)2, -CH2-CO:CH», -CH2-CO:CHzCHs,

-CH2-CO:CH(CHa), ~CHz):-CO:CHs, -(CH2)-COCH:CH:,
{CHz)>-CO:CH(CH:)2, -CH:-CO-CFs, -CH:CO-CCh, -CH:-CO-CHxCPs,
-CH»-CO-CH2CC, ~(CH2)»-CO-CH2CP, ~(CH2)>-CO-CH:CCb,
-CH2-CO:CH:CFs, -CH>-COCRCFs, -CHxCO:.CH:CCl, -CH2-CO2CClCCl,
~(CHz):-COCH:CE, <CH1):-CO:CF:CPs, ~(CH2)-CO2CH:CCl,
+CHz2):-COzCCLCCls;

metilcarbonilo, etilcarbonilo, n-propilcarbonilo, iso-propilcarbonilo, terc.-
butilcarbonilo,  metoxicarbonilo, etoxicarbonilo, terc.-butoxicarbonilo,
ciclopropilcarbonilo;  trifliormetilcarbonilo, trifliormetoxicarbonilo, o
-C(=0)C(=0)R?, -CONRR’ 0 -CH:NR'R’.

significa de forma muy especialmente preferepte significa metilo, metoximetilo,
formilo, -CH»CHO, +(CH2p-CHO, -CH:-CO-CHs, -CH»CO-CH:CHs,
-CH2-CO-CH(CHs)a, -C(=0)CHO, -C(=0)C(=0)CH,,
-C(=0)C(=0)CH20CHjs, -C(=0)CO0:CHs, -C(=0)C02CH2CHs.

Grupo 3: halégenoalquilcarboxamidas de la férmula (I-c)

1

A5

(I-c)
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en la que R, R, R}, R, R’ R" y A tienen los significados

anteriormente indicados.

Son preferentes las halégnoalquilcarboxamidas de la férmula (I-c), en la que R*
significa hidrégeno.

Son preferentes las hal@genoalquilcarboxamidas de la fornula (I-c), en la que
R significa hidrégeno.

Son preferentes las hal6gnoalquilcarboxamidas de la férmula (I-), en la que R*
y R" significan, respectivamente, hidrégeno.
Grupo 4: hal6genoalquilcarboxamidas de la férmula (I-d)

I-d
en la que R, R, R, R} R R" y A tienen los significados
anteriormente indicados.
Son preferentes las halégnoalquilcarboxamidas de la férmula (I-d), en la que R*
significa hidrégeno.
Son preferentes las hal@genoalquilcarboxamidas de la formula (I-d), en la que
R" significa hidrégeno.
Son preferentes las halégenoalquilcarboxamidas de la férrmula (I-d), en la que R*
y R" significan, respectivamente, hidrégeno.
Grupo 5: hal6égenoalquilcarboxamidas de la férmmla (I-e)
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(I-e)
en la que R, R, R}, R’ RY, R" y A tienen los significados
anteriormente indicados.
Son preferentes las halégenoalquilcarboxamidas de la férmula (I-¢), en 1a que R*
5 significa hidrégeno.
Son preferentes las haldgenoalquilcarboxamidas de la férmula (I-e), en la que
R significa hidrégeno.
Son preferentes las hal6gnoalquilcarboxamidas de la férnula (I-€), en la que R*
y R" significan, respectivamente, hidr6geno.
10 Grupo 6: hal6genoalqulcarboxamidas de la férmula (1-f)

(1-D
en la que R, R', R, R, R, R" y A tienen los significados
anteriormente indicados.
Son preferentes las halégenoalquilcarboxamidas de la férmula (I-f), en la que R*
15 significa hidrégeno.
Son preferentes las hal6genoalquilcarboxarmidas de 1a férmula (I-f), en la que R"
significa hidrégeno.
Son preferentes las halég:noalquilcarboxamidas de la férmula (I-f), en la que R*

y RY significan, respectivamente, hidrégeno.

S\
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Grupo 7: halégenoalquilcarboxamidas de 1a férnula (I-g)

[P<S

A " R
R iy (-8
en la que R, R, R, R, R, R" y A ticnen los significados
anteriormente indicados.
5 Son preferentes las halégnoalquilcarboxamidas de la férnula (I-g), en Ia que R*
significa hidrégeno.
Son preferentes las hal(genoalquilcarboxamidas de la férmrula (I-g), en la que
R" significa hidrégeno.
Son preferentes las halégnoalquilcarboxamidas de la férnula (I-g), en la que R*
10 y R significan, resi)ectivamente. hidrégeno.
Grupo 8: halégenoalquilcarboxamidas de la férmula (I-h)

,ﬂ\;.f{#

A

R R @-h)
en la que R, R, R} R’, R, R"™ y A tienen los significados
anteriormente indicados.
15 Son preferentes las halégenoalquilcarboxamidas de 1a férmula (I-h), en la que R*
significa hidrégeno.
Son preferentes las hal(genoalquilcarboxamidas de ia férmula (I-h), en la que

R"! significa hidrégeno.

133
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Son preferentes las hal6g:noalquilcarboxamidas de la fornula (I-h), en 1a que R*

y R significan, respectivamente, hidrégeno.

Debe reseiiarse los compuestos de la férnula (I) (e igualmente de los grupos 1
hasta 8), en la que R* significa hidrégeno.

Debe resefiarse los compuestos de la férmula (I) (¢ igualmente de los grupos 1
hasta 8), en la que R* significa formilo.

Debe reseflarse los compuestos de la férmula (I) (e igualmente de los grupos 1
hasta 8), en la que R* significa -C(=0)C(=0)R%, teniendo R’ los significados
anteriormente indicados.

Los restos hidrocarbonados saturados o insaturados tales como alquilo o
alquenilo pueden ser, incluso en combinacitn con heterod tomos, tal como por ejemplo
en alcoxi, respectivamente de cadena lineal o de cadena ramificada en tanto en cuanto
sea posible.

Los restos substituidos en caso dado pueden estar mono o polisubstituidos,
i)udiendo ser iguales o diferentes los substituyentes en el caso de polisubstituciones. De
este modo la definiciéa dialquilamino abarca también un grupo amino substituido de
manera asimétrica por alquilo tal como por ejemplo metil-etilamino.

Los restos substituidos por hal@eno, tal como por ejemplo halogenoalquilo,
esti n mono o polihalogenados. En el caso de varias halogenaciones, los 4 tomos de
hal@eno pueden ser iguales o diferentes. En éste caso haldgeno significa flGor, cloro,
bromo y yodo, especialmente significa flior, cloro y bromo.

Las definiciones de los restos o bien las explicaciones indicadas anteriormente de
manera general o indicadas en los intervalos preferentes pueden combinarse
arbitrariamente entre los intervalos correspondientes y los intervalos preferentes. Estas

son vi lidas para los productos finales asf como, de manera correspondiente, para los
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productos de partida y para los productos intermedios. Especialmente los compuestos

citados en los grupos 1 hasta 6 pueden combinarse tanto con los significados generales
as{ como también com los significados preferentes, especialmente preferentes, etc.,
siendo posibles también en este caso respectivamente todas las combinaciones entre los

intervalos preferentes.

Descri del imiento la invencié In obtenciln de las
hexilcarboxanflidas de la férmula (I) asi como de los productos intermedios
Procedimiento (a)

Si se utilizan el cloruro de 2-trifléormetilbenzoilo y la 4-cloro-2-(4,4,4-triflGor-3-
metil-butil)-fenilamina como productos de partida, podrd representarse el procedimiento
(a) seglin la invenci, por medio del esquema de férmulas siguiente:

oo er = e,

Los derivados de 4 cido carboxf{lico, necesarios como productos de partida para
la realizacitn del procedimiento (a), segiin la invencifm, estd n definidos, en general, por
medio de la fémula (II). En ésta fGmula (II), A tiene preferentemente, de forma
especialmente preferente o bien de forma muy especialmente preferente aquellos
significados que ya han sido citados para A como preferentes, como especialmente
preferentes o bien como muy especialmente preferentes en relacién con la descripcin de
los compuestos, segln la invenci, de la frmula (I). Preferentemente X' significa cloro,
bromo o hidroxi.

Los derivados de 4 cido carboxilico de la fGmula (IT) son conocidos en su mayor

parte y/o pueden prepararse segin procedimientos en si conocidos (véanse las
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publicaciones WO 93/11117, EP-A 0 545 099, EP-A 0 589 301 y EP-A 0 589 313).

Los derivados de anilina, necesarios ademé s como productos de partida para la
realizacién del procedimiento (a), seglin la invencitn, estd n definidos, en general, por
medio de la fomula (). En ésta fémula (II), R, R', R? R’ R' y M tienen
preferentemnente, de forma especialmente preferente o bien de forma muy especialmente
preferente aquellos significados que ya ban sido citados para éstos restos como
preferentes, como especialmenic preferentes o bien como muy especialmente preferentes
en relacif con la descripcié de los compuestos de la fémula (I), segn la invencid.

Los derivados de anilina de la férmula (IIT) son nuevos.

Los derivados de anilina de la férmula (III-a)

HI;IH R'r
R

R’ R (1ll-a)

en la que R, R!, R?, R?, R y M tienen los significados anteriormente indicados,

se obtienen, si

c) se hacen reaccionar derivados de anilina de la fémula (III-b)

R’ R’ (III-b)
en la que R, R', R?, R* y M tienen los significados anteriormente indicados,
con halogenuros de la férrrula (IV)
RM—x? aw)
en la que R** y X? tienen los significados anteriormente indicados,

en presencia de una base y en presencia de un diluyente.
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Los derivados de anilina de la férmula (III-c)

(Il-c)
en la que R, R!, R? y R’ tienen los significados anteriormente indicados,
se obtienen, si

5 d) se hacen reaccionar derivados de anilina de la fémula (III-d)

118
R

R R® (T1I-d)
en la que
R, R, R? y R’ tienen los significados anteriormente indicados,

R'"® significa fldor o cloro,

10 en presencia de un agente reductor, de un catalizador y de un diluyente.

Los derivados de anilina de 1a férmula (IIl-e)

R1 1<

H R (Ill-¢)
en la que

R, R? y R? tienen los significados anteriormente indicados,

15 R"C significa flfior, cloro, metilo, iso-propilo, metiltio o triflGormetilo,

se obtienen, si

e) se hacen reaccionar hal@@enoalcanonanilinas de la férmula (V)
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A\ )
en la que R, R?, R* y R tienen los significados anteriormente indicados,
con hidrazina o hidrato de hidrazina en presencia de una base (por ejemplo
hidréydos de metales alcalinos o de metales alcalinotérreos tales como hidréxid
5 de sodio o hidréxilo de potasio) y, en caso dado, en presencia de un diluyente.
Las halégenoalcanonanilnas de la férmula (V)

en la que R, R?, R? y R tienen los significados anteriormente indicados,
se obtienen, si

10 f) se hacen reaccionar hal@genoalcanonanilinas protegidas de la férmla (VI)

R11-C

SG\H R
o) R VD)

en la que

R, R, R? y R"" tienen los significados anteriormente indicados,

SG  significa un grupo protector, preferentemente Piv (terc.-butilcarbonilo),
15 Boc (terc.-butoxicarbonilo), Cbz (benciloxicarbonilo), triflioracetilo,

Fmoc (9-fldorenilmetoxicarbonilo) o Troc (2,2,2-tricloroetoxicarbonilo),
en presencia de un 4cid o (por ejemplo 4cid o clorhidrico) y en caso dado en

presencia de un diluyente.
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Las halégenoalcanonaniinas protegidas de la formula(VI)
Rﬂ-c
SG|
N MR
19 R? (VI)

en la que R, R?, R}, R""C y SG tienen los significados anteriormente indicados,
se obtienen, si

5 B se hacen reaccionar anilinas protegidas de la férmula(VII)

Rﬂ-c
SG\N/©/

H (Vi)
en la que R y SG tienen los significados anteriormente indicados,

con un éster de la férmmla (VIIT)
%
0 R (VIID)
10 en la que

R, R?y R’ tienen los significados anteriormente indicados,
R”  significa alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono, preferentemente metilo o
etilo,
en presencia de un diluyente y bases organometélicas.
15 Las anilinas protegidas de la férmula (VII) y los ésteres de la férmula (VIII) son
conocidos.

Los derivados de anilina de la férmula (III-f)

A
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R1 1-£
HN R'r
H,C R®

(III-f)

en la que

R, R%, R? y R'"C tienen los significados anteriormente indicados,
se obtienen, si

5 h) se hidrogenan alquenos de la férmula (IX)

(X)
en la que R, R?, R’ y R"" tienen los significados anteriormente indicados,

en caso dado en presencia de un diluyente y, en caso dado, en presencia de un

catalizador.
10 Los alquenos de la férmla (IX)
Rn-c
H,N R'r
H,C AR

(IX)
en la que R, R?, R? y R"" tienen los significados anteriormente indicados,
se obtienen, si

-i) se deshidrogenan hidroxialquilanilinas de la férmula (X)

R1 =
2
HN Ra
H,C Iy

15 OH X)
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en la que R, R?, R* y R"'"* tienen los significados anteriormente indicados,

en caso dado en presencia de un diluyente y, en caso dado, en presencia de un
4cido.
Las hidroxialquilanilinas de la féroula (X)

Ri 1-C
H,N R
c R*
"G n

X)
en la que R, R?, R* y R"" tienen los significados anteriormente indicados,
se obtienen, si

k) se hacen reaccionar hal@enoalcanonanilinas de la férmula (V)

R11-G
HN R'r
o) R '\
10 en la que R, R?, R? y R*'C tienen los significados anteriormente indicados,

con compuestos organometilicos (por ejemplo halogenuros de metilmagnesio)
en presencia de un diluyente.

Los derivados de anilina de la férmula (III-g)

R ® (m-g)
15 enlaque

R, R!, R? y R? tienen los significados anteriormente indicados,
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M* significa, un anillo de piridina o de pirimidina monosubstituidos,

respectivamente, por R" o significa un anillo de tiazol monosubstituido por R'"

A
]

pueden obtenerse de manera andloga o segin procedimientos conocidos (véase la
publicaciénEP-A 0 737 682).
Procedimiento (b)

Si se emplean la 3-(diflormetil)-1-metil-N-[2-(4,4,4-triflfior-3-metilbutil)fenil}-
1H-pirazol-4-carboxamida y el cloro(oxo)acetato de etilo como productos de partida,
podri representarse el desarrollo del procedimiento (b), segiin la invencién, por medio

del esquema de férmulas siguiente:

Fy F,

'?Tﬂ\" *Oj,io — N] OTLO

H-f-r F e, Hy \ s
GHg

Las hexilcarboxanilidas, necesarias como productos de partida para la
realizaciéndel procedimiento (b), seg(n la invencién, estdn definidas, en general, por
medio de la férmmla (-a). En ésta férmula (I-a), R, R', R, R}, M y A tienen
preferentemente, de forma especialmente preferente o bien de forma muy
especialmente preferente aquellos significados que ya han sido citados como
preferentes, como especialmente preferentes o bien como muy especialmeﬁte
preferentes para éstos restos en relacién con la descripcién de los compuestos de la
férmula (I), segiin la invencién.
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Las hexilcarboxanilidas de la férmuia (I-a) son igualmente compuestos de

acuerdo con la invencién y constituyen el objeto de ésta solicitud. Estas pueden
obtenerse segin el procedimiento (&), segtin la invencién,(con R' = hidrdgeno).

Los halogenuros, necesarios ademis como productos de partida para la
realizaciéndel procedimiento (b), segiin la invenci6n, estin definidos, en general, por
medio de la férmula (IV). En ésta férmula (IV), R** tiene preferentemente, de forma
especialmente preferente o bien de forma muy especialmente preferente aquellos
significados que bhan sido citados ya como preferentes, como especialmente preferentes
o bien como muy especialmente preferentes para éste resto en relacién con la
descripciénde los compuestos de la férmula (I-b), segln la invencién. Preferentemente
X? significa cloro o bromo.

Los halogenuros de 1a férmula (IV) son conocidos.

Condiciones de la reaccién

Como diluyentes para la realizaciéndel procedimiento (a), segin la invencién,
entran en consideracién todos los disolventes orgfinicos inertes. A é&stos pertenecen,
preferentemente, los hidrocarburos alifiticos, aliciclicos o aromitico s, tales como
por ecjemplo el éter de petréleo, el hexano, el heptano, el ciclohexano, el
metilciclohexano, el benceno, el tolueno, el xileno o la decalina, los hidrocarburas
halogenados, tales como por ejemplo el clorobenceno, el diclorobenceno, el
diclorometano, el cloroformo, el tetraclorometano, el dicloroetano o el tricloroetano;
los éteres, tales como el dietiléter, el diisopropiléter, el metil-terc.-butiléter, el metil-
terc.-amiléter, el dioxano, el tetrahidrofurano, el 1,2-dimetoxietano, el 1,2-
dietoxietano o el anisol o las amidas, tales como la N,N-dimetilformamida, la N,N-
dimetilacetamida, 1la  N-metilformanilida, la  N-metilpirrolidona o 1la

hexametilfésforotiamida.

PO
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El procedimiento (a), seglin la invencién, se lleva a cabo, en caso dado, en

presencia de un aceptor de 4cido adecuado. Como tales entran en consideraciéntodas
las bases inorgi nicas u orgén icas usuales. A éstas pertenecen, preferentemente, los
hidruros, los hidréxids, las amidas, los alcoholatos, los acetatos, los carbonatos o los
bicarbonatos de los metales alcalinotérreos o de los metales alcalinos, tales como por
ejemplo el hidruro de sodio, la amida de sodio, ¢l metilato de sodio, el etilato de
sodio, el terc.-butilato de potasio, el hidréido de sodio, el hidréxido de potasio, el
hidrédo de amonio, el acetato de sodio, el acetato de potasio, €l acetato de calcio, el
acetato de amonio, el carbonato de sodio, el carbonato de potasio, el bicarbonato de
potasio, el bicarbonato de sodio o el carbonato de amonio asf como las aminas
terciarias, tales como la trimetilamina, la trietilamina, la tributilamina, la N,N-
dimetilanilina, la N,N-dimetil-bencilamina, la piridina, la N-metilpiperidina, la N-
metilmorfolina, la N,N-dimetilaminopiridina, el diazabiciclooctano (DABCO), el
diazabiciclononeno (DBN), o el diazabicicloundeceno (DBU).

El procedimiento (a), segin la invencién, se lleva a cabo, en caso dado, en
presencia de un agente de condensaciénadecuado. Como tales entran en consideracién
todos los agentes de condensacién empleables usualmente para este tipo de reacciones
de amidacién. De manera ejemplificativa pueden citarse los formadores de halogenuro
de acilo tales como el fosgeno, el tribromuro de fésforo, el tricloruro de fésforo, el
pentacloruro de fésforo, el oxicloruro de fésfuao o el cloruro de tionilo; los formadores
de anhfdridos tales como el cloroformiato de etilo, el cloroformiato de metilo, el
cloroformiato de isopropilo, el cloroformiato de isobutilo o el cloruro de
metanosulfonilo; las carbodiimidas, tal como la N,N’-diciclohexi Icarbodiimida (DCC)
u otros agentes de condensaci6nusuales, tales como el pentéxic de fésbro, el 4cido
polifosforoso, el N,N’-carbonildi imidazol, 1la 2-etoxi-N-etoxicarbonil-1,2-
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dihidroquinolina (EEDQ), la trifenilfosfina/tetracloruro de carbono o el

hexaflGorfosfato de bromo-tripirrolidinofosfonio.

El procedimiento (a), segin la invencién, se lleva a cabo en caso dado en
presencia de un catalizador. De manera cjemplificativa pueden citarse la 4-
dimetilaminopiridina, el 1-hidroxi-benzotriazol o la dimetilformamida.

Las temperaturas de la reacciénen la realizaciéndel procedimiento (a), segin la
invencién, pueden variar dentro de amplios limites. En general se trabaja a
temperaturas desde 0°C hasta 150°C, preferentemente a temperaturas desde 0°C hasta
80°C.

Para 1a realizaciéndel procedimiento (a), segin la invencitn, para la obtencién
de los compuestos de la férmla (I), se emplean, por mol del derivado del écido
carboxflico de la formula (II), en general, desde 0,2 hasta 5 moles, preferentemente
desde 0,5 hasta 2 moles de derivado de anilina de la férrrula (III).

Como diluyentes para la realizacién de los procedimientos (b) y (c), segtn la
invencién, entran en consideracién todos los disolventes orgi nicos inertes. A éstos
pertenecen, preferentemente, los hidrocarburos alifiticos, aliciclicos o aromdticos,
tales como por ejemplo el éter de petrdeo, el hexano, el heptano, el ciclohexano, el
metilciclohexano, el benceno, el tolueno, el xileno o la decalina, los hidrocarburos
halogenados, tales como por ejemplo el clorobenceno, el diclorobenceno, el
diclorometano, el cloroformo, el tetraclorometano, el dicloroetano o el tricloroetano;
los éteres, tales como el dietiléter, el diisopropiléter, el metil-terc.-butiléter, el metil-
terc.-amiléter, el dioxano, el tetrahidrofurano, el 1,2-dimetoxietano, el 1,2-
dietoxietano o el anisol o las amidas, tales como la N,N-dimetilformamida, la N,N-
dimetilacetamida, Ila  N-metilformanilida, la N-metilpirrolidlona o 1la

hexametilfésforotiamida.



10

15

20

25

-55-
Los procedimientos (b) y (c), seglin la invenci6n, se llevan a cabo, en caso

dado, en presencia de una base. Como tales entran en consideracién todas las bases
inorgin icas u orgén icas usuales. A éstas pertenecen, preferentemente, los hidruros,
los hidréxdos, las amidas, los alcoholatos, los acetatos, los carbonatos o los
bicarbonatos de los metales alcalinotérreos o de los metales alcalinos, tales como por
ejemplo el hidruro de sodio, la amida de sodio, el metilato de sodio, el etilato de
sodio, el terc.-butilato de potasio, el hidréido de sodio, el hidréxido de potasio, €l
hidréxdo de amonio, el acetato de sodio, el acetato de potasio, el acetato de calcio, el
acetato de amonio, el carbonato de sodio, el carbonato de potasio, el bicarbonato de
potasio, el bicarbonato de sodio o el carbonato de cesio asf co mo las aminas terciarias,
tales como la trimetilamina, la trietilamina, la tributilamina, la N,N-dimetilanilina, la
N,N-dimetil-bencilamina, la piridina, la N-metilpiperidina, la N-metilmorfolina, la
N,N-dimetilaminopiridina, el diazabiciclooctano (DABCO), el diazabiciclononeno
(DBN), o el diazabicicloundeceno (DBU).

Las temperaturas de la reaccién en la ralizacién de los procedimientos (b) y (c),
seglin la invencién, pueden variar dentro de amplios limites. En general se trabaja a
temperaturas desde 0°C hasta 150°C, preferentemente a temperaturas desde 20°C
hasta 110°C.

Para la realizaciéndel procedimiento (b), segln la invencidn, para la obtencién
de los compuestos de la férmula (I), se emplean, por mol de la hexilcarboxanilida de la
férmula (I-a), en general, desde 0,2 hasta 5 moles, preferentemente desde 0,5 hasta 2
moles de halogenuro de la férmula (IV).

Para la realizaciéndel procedimiento (c), segn la invencitn, para la obtenci6n
de los compuestos de la férmula (III-a), se emplean, por mol del derivado de anilina de
la férmula (I1I-b), en general, desde 0,2 hasta 5 moles, preferentemente desde 0,5 hasta

\¥?



10

15

20

25

-56-
2 moles de halogenuro de la férmila (IV).

Como diluyentes para la realizaciéndel procedimiento (d), segin la invencién,
entran en consideracién todos los disolventes orgfnicos inertes. A éstos pertenecen,
preferentemente, los hidrocarburos alifiticos, alicfclicos o aromiticos, tales como,
por ejemplo, el éter de petr6leo, el hexano, el heptano, el ciclohexano, el
metilciclohexano, el benceno, el tolueno, el xileno o la decalina; los éteres, tales como
el dietiléter, el diisopropiléter, el metil-t-butiléter, el metil-terc.-amiléter, el dioxano,
el tetrahidrofurano, el 1,2-dimetoxietano, el 1,2-dietoxietano o el anisol; las amidas,
tales como la N,N-dimetilformamida, la N,N-dimetilacetamida, la N-metilformanilida,
la N-metilpirrolidona o la hexametilf6sforotiamida; los sulf6xidos, tal como el
dimetilsulf6xic; las sulfonas tal como el sulfolano; los alcoholes, tales como el
metanol, el etanol, el n- o iso-propanol, ¢l n-, iso-, sec.- 0 terc.-butanol, el etanodiol,
el propano-1,2-diol, el etoxietanol, el metoxietanol, el dietilenglicolmonometiléter, el
dietilenglicolmonoetiléter, el trietilenglicol, sus mezclas con agua o el agua pura.

El procedimiento (d), seglin la invencién, se lleva a cabo en presencia de un
metal. Como tales entran en consideracién los metales de transicién, tales como, por
ejemplo, ¢l paladio, el platino, el rodio, el niquel, el hierro, el cobalto, el rutenio, el
iridio o el osmio. Los metales pueden estar enlazados sobre materiales de soporte,
tales como, por ejemplo, los carbones, las resinas, las zeolitas, los sulfatos alcalinos o
alcalinotérreos.

El procedimiento {d), segin la invenci6n, se lleva a cabo en presencia de un
agente reductor. Como tales entran en consideracién, preferentemente, hidrégeno
clemental, sales de formiato, preferentemente sales de formiatos alcalinos, tal como,
por ejemplo, el formiato de sodio, asl como también ¢l formiato de amonio o incluso

los hidruros metélicos (hidrodeshalogenacion).

oA
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El procedimiento (d), seg(n la invencién, puede llevarse a cabo en presencia de

icidos. Como tales entran en consideracién, preferentemente, icidos orgfinicos, tales
como, por ejemplo, el 4cido férmico, el dcido acético, el 4cido ascébico asf como
también los &cido s minerales, tales como, por ejemplo el 4cido clorhidrico o el
fcido sulfiirico.

El procedimiento (d), segin la invencién, puede llevarse a cabo en presencia de
bases. Como tales entran en consideracién, preferentemente, las bases orgénicas, tal
como, por ejemplo, la piridina, asf como también las soluciones acuosas de hidr6xics
de los metales alcalinos o de los metales alcalinotérreos, tales como, por ejemplo, el
hidréido de sodio o el hidréxido de bario.

Las temperaturas de la reacciénen la realizaciéndel procedimiento (d), segin la
invencién, pueden variar dentro de amplios Ilfmites. En general se trabaja a
temperaturas desde -80°C hasta 300°C, preferentemente a temperaturas desde 0°C
hasta 200°C.

Cuando se utilice hidrégeno elemental, el procedimiento (d), segtn la invencidn,
se llevari a cabo bajo una presitn de hidrégem comprendida entre 0,5 y 200 bares,
preferentemente entre 1 y 100 bares.

" Para la realizaci6ndel procedimiento (d), segfin la invencién, para la obtencién
de los compuestos de la férmula (1lIc), se emplean, por mol del derivado de anilina de
la férmla (III-d), en general, desde 0,8 hasta 1.000 moles, preferentemente desde 1
hasta 500 moles del agente reductor (formiato de amonio, hidruro, etc).

Como diluyentes para la realizaciéndel procedimiento (e), segin la invencién,
entran en consideracién todos los disolventes orgénicos inertes. A éstos pertenecen,
preferentemente, los hidrocarburos aliffticos, aliciclicos o aromfticos, tales como,
por ejemplo, el é&ter de petrbieo, el hexano, el heptano, el ciclohexano, el
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metilciclohexano, el benceno, el tolueno, el xileno o la decalina; los hidrocarburos

halogenados, tales como, por ejemplo, el clorobenceno, el diclorobenceno, el
diclorometano, el cloroformo, el tetraclorometano, el dicloroetano o el tricloroetano;
los éteres, tales como el dietiléter, el diisopropiléter, el metil-t-butiléter, el metil-terc.-
amiléter, el dioxano, el tetrahidrofurano, el 1,2-dimetoxietano, el 1,2-dietoxietano o el
anisol; las cetonas, tales como la acetona, la butanona, la metil-isobutilcetona o la
ciclohexanona; los nitrilos, tales como el acetronitrilo, el propionitrilo, el n- o i-
butironitrilo o el benzonitrilo; las amidas, tales como la N,N-dimetilformamida, la
N,N-dimetilacetamida, la N-metilformanilida, la N-metilpirrolidona o 1la
hexametilf6sforotniamida; los sulfkidos, tal como el dimetilsulféydo; las sulfonas tal
como el sulfolano; los alcoholes, tales como el metanol, el etanol, €l n- o iso-propanol,
el n-, iso-, sec.- o terc.-butanol, el etanodiol, el propano-1,2-diol, el etoxietanol, el
metoxietanol, el dietilenglicolmonometiléter, el dictilenglicolmonoetiléter, el
trietilenglicol, sus mezclas con agua o el agua pura.

El procedimiento (e), segin la invencifn, se lleva a acabo en presencia de una
base. Como tales entran en consideracién, preferentemente, los hidrékidos de los
metales alcalinotérreos o0 de los metales alcalinos, tales como, por ejemplo, el
hidréxido de sodio, el hidréxidode potasio, el hidréxidode amonio.

Las temperaturas de la reacciénen la realizaciéndel procedimiento (€), segiin la
invencién, pueden variar dentro de amplios lfmites. En general se trabaja a
temperaturas desde 100°C hasta 300°C, preferentemente a temperaturas desde 150°C
hasta 250°C.

Para la realizaci6éndel procedimiento (e), segiin la invencifn, para la obtencién
de los compuestos de la féroula (IIl-e), se emplean, por mol de la
hal6égenoalcanonaniina de la férmula (V), en general, desde 0,2 hasta 5 moles,
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preferentemente desde 0,5 hasta 3 moles de hidrazina o de hidrato de hidrazina.

Como diluyentes para la realizaciéndel procedimiento (f), seglin la invencién,
entran en consideracion todos los disolventes orgénicos imertes. A éstos pertenecen,
preferentemente, los hidrocarburos aliffiticos, aliciclicos o arométicos, tales como,
por ejemplo, el éer de petrfleo, el hexano, el heptano, el ciclohexano, el
metilciclohexano, el benceno, el tolueno, el xileno o la decalina; los hidrocarburos
halogenados, tales como, por ejemplo, el clorobenceno, el diclorobenceno, el
diclorometano, el cloroformo, el tetraclorometano, el dicloroetano o el tricloroetano;
los éteres, tales como el dietiléter, el diisopropiléter, el metil-t-butiléter, el metil-terc.-
amiléter, el dioxano, el tetrahidrofurano, el 1,2-dimetoxietano, el 1,2-dictoxietano o el
anisol; las cetonas, tales como la acetona, la butanona, Ia metil-isobutilcetona o la
ciclohexanona; los nitrilos, tales como el acetronitrilo, el propionitrilo, €l n- o i-
butironitrilo 0 el benzonitrilo; las amidas, tales como la N,N-dimetilformamida, la
N,N-dimetilacetamida, la N-metilformanilida, la N-metilpirrolidona o 1la
hexametilfésforotiamida; los sulfixidos, tal como el dimetilsulfé6xido; las sulfonas tal
como el sulfolano; los alcoholes, tales como el metanol, el etanol, el n- o iso-propanol,
el n-, iso-, sec.- o terc_-butanol, el etanodiol, el propano-1,2-diol, el etoxietanol, el
metoxietanol, el dietilenglicolmonometiléter, el dietilenglicolmonoetiléter, el
trietilenglicol, sus mezclas con agua o el agua pura.

El procedimiento (f) se lleva a cabo en presencia de un fcido. Como tales
entran en consideracién, preferentemente, 4 cidos minerales, tales como, por ejemplo,
el &cido clorhidrico, el cido yodhidrico o el cido bromhidrico, el 4cido sulfiirico
y también los 4cidos orgénicos, por ejemplo el 4cido triflioracético, el &cido
trifliormetanolsulftnico.

Las temperaturas de la reacciénen la realizaciéndel procedimiento (f), segin la
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invencién, pueden variar dentro de amplios lfmites. En general se trabaja a

temperaturas desde 0°C hasta 300°C, preferentemente a temperaturas desde 20°C
hasta 200°C.

Para la realizaciéndel procedimiento (f), segtn la invencifn, para la obtencién
de los compuestos de la férmula (V), sc emplean, por mol de Ia
hal6genoalcanonaniina, protegida, de la fémula (VI), en general, desde 0,1 hasta
10.000 moles, preferentemente desde 1 hasta 2.000 moles de écido.

Como diluyentes para la realizaciéndel procedimiento (g), segin la invencién,
entran en consideracién todos los disolventes orgénicos inertes. A éstos pertenecen,
preferentemente, los hidrocarburos aliffticos, aliciclicos o arométicos, tales como,
por ejemplo, el éter de petrfleo, el hexano, el heptano, el ciclohexano, el
metilciclohexano, el benceno, el tolueno, el xileno o la decalina; los éteres, tales como
el dietiléter, el diisopropiléter, el metil-t-butiléter, el metil-terc.-amiléter, el dioxano,
el tetrahidrofurano, el 1,2-dimetoxietano, el 1,2-dietoxietano o el anisol.

El procedimiento (g), segiin la invencion, se lleva a cabo en presencia de un
compuesto organometfil ico. Como tales entran en consideracién, preferentemente, los
compuestos orgé nicos del litio, tal como el n-, sec.- o terc.-butil-litio, el fenil-litio o
el metil-litio.

Las temperaturas de la reacci6énen la realizaciéndel procedimiento (g), segtin la
invencién, pueden variar dentro de amplios limites. En general se trabaja a
temperaturas comprendidas entre -120°C y 100°C, preferentemente a temperaturas
desde -80°C hasta 20°C.

Para la realizaciéndel procedimiento (g), segin la invenci6n, para la obtenci6n
de los compuestos de la férmila (VI), se emplean, por mol de la anilina, protegida, de
la férmmla (VII), en general, desde 0,2 hasta 5 moles, preferentemente desde 0,5 hasta



10

15

20

25

-61 -
2 moles de éster de la férmula (VIII).

Como diluyentes para la realizaciéndel procedimiento (h), segln la invencién,
entran en consideracién todos los disolventes orgénicos imertes. A éstos pertenecen,
preferentemente, los hidrocarburos alifé ticos o aliciclicos, tales com o, por ejemplo, el
éter de petrfleo, el hexano, el heptano, el ciclohexano, el metilciclohexano o la
decalina; los éteres, tales como el dietiléter, el diisopropiléter, el metil-terc.-butiléter,
el metil-terc.-amiléter, el dioxano, el tetrahidrofurano, el 1,2-dimetoxietano o el 1,2-
dietoxietano; los alcoholes, tales como el metanol, el etanol, el n- o iso-propanol, el
n-, iso-, sec.- 0 terc.-butanol, el etanodiol, el propano-1,2-diol, el etoxietanol, el
metoxietanol, el dietilenglicolmonometiléter, el dietilenglicolmonoetiléter, el
trietilenglicol, sus mezclas con agua o el agua pura.

El procedimiento (h), segiin la invencidn, se lleva a cabo en presencia de un
catalizador. Como tales entran en consideraciéntodos los catalizadores, que se utilicen
usualmente para las hidrogenaciones. De manera ejemplificativa pueden citarse: el
niquel Raney, el paladio o el platino, en caso dado sobre un material de soporte, tal
como, por ejemplo, el carbénactivo.

La hidrogenaciénen ¢l procedimiento (h), segiin la invenci6n, puede llevarse a
cabo en presencia de hidrégeno en combinacif con un catalizador también en presencia
de trietilsilano.

Las temperaturas de la reacciénen la realizaciéndel procedimiento (h), segn la
invencién, pueden variar dentro de amplios limites. En general se trabaja a
temperaturas desde 0°C hasta 150°C, preferentemente a temperaturas desde 20°C
hasta 100°C.

El procedimiento (h) se lleva a cabo bajo una presiénde hidrégenocomprendida
entre 0,5 y 200 bares, preferentemente comprendida entre 2 y 50 bares, de forma

o
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especialmente preferente comprendida entre 3 y 10 bares.

Como diluyentes para Ia realizaciéndel procedimiento (i), segln la invencién,
entran en consideracién todos los disolventes orginicos inertes. A éstos pertenecen,
preferentemente, los hidrocarburos aliffiticos, alicfclicos o aromifticos, tales como,
por ejemplo, el éer de petréleo, el hexano, el heptano, el ciclohexano, el
metilciclohexano, el benceno, el tolueno, el xileno o la decalina; los hidrocarburos
halogenados tales como, por ejemplo, el clorobenceno, el diclorobenceno, el
diclorometano, el cloroformo, el tetraclorometano, el dicloroetano o el tricloroetano;
los éteres, tales como el dietiléter, el diisopropiléter, el metil-terc.-butiléter, el metil-
terc.-amiléter, el dioxano, el tetrahidrofurano, el 1I,2-dimetoxietano, el 1,2-
dietoxietano o el anisol; las cetonas, tales como la acetona, la butanona, la metil-
isobutilcetona o la ciclohexanona; los nitrilos, tales como el acetonitrilo, el
propionitrilo, el n- o iso-butironitrilo o el benzonitrilo; las amidas, tales como la N,N-
dimetilformamida, la N,N-dimetilacetamida, 1la N-metilformanilida, la N-
metilpirrolidona o la hexametilfésforotriamida; los ésteres tales como el acetato de
metilo o el acetato de etilo; los sulféxilos, tal como el dimetilsulf6xido; las sulfonas tal
como el sulfolano; los alcoholes, tales como el metanol, el etanol, el n- o iso-propanol,
el n-, iso-, sec.- o terc.-butanol, el etanodiol, el propano-1,2-diol, el etoxietanol, el
metoxietanol, el dietilenglicolmonometiléter, el dietilenglicolmonoetiléter, sus mezclas
con agua o ¢l agua pura.

El procedimiento (i), segin la invenci6n, se lleva a cabo en presencia de un
icido. Como tales entran en consideracién todos los icidos proténicos inorginicos y
orginicos as{ como, también, los dcidos de Lewis, del mismo modo que todos los
icidos polimeros. A éstos pertenecen, por ejemplo, el 4cido clorhidrico, el 4cid o
sulfiirico, el &4cido fosférico, el 4cido férmico, el 4cido acético, el 4cido
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triflGoracético, el 4cid o metanosulfénico, el éc ido trifiiormetanosulfénio, el 4cido

toluenosulfénico, el triflioruro de boro (también como eterato), el tribromuro de boro,
el tricloruro de aluminio, el tetracloruro de titanio, el ortotitanato de tetrabutilo, el
cloruro de cinc, el cloruro férrico-III, el pentacloruro de antimonio, intercambiadores
de iones dcidos, arcillas dcidas y gel de silice 4 cido.

Las temperaturas de la reacciénen la realizaciéndel procedimiento (i), segtn la
invencién, pueden variar dentro de amplios Ilfmites. En general se trabaja a
temperaturas desde 0°C hasta 150°C, preferentemente a temperaturas desde 0°C hasta
80°C.

Los procedimientos (i) y (h), segin la invencién, pueden llevarse a cabo
también en una reacciéntindem (“reaccién en un $0lo recipiente”). Para ello se hace
reaccionar un compuesto de la férmula (X), en caso dado, en presencia de un diluyente
(disolventes adecuados para el procedimiento (i)), en caso dado en presencia de un
icido (fcidos adecuados como en el caso del procedimiento (i)) y en presencia de
trietilsilano.

Como diluyentes para la realizaciéndel procedimiento (k), segln la invencién,
entran en consideracién todos los disolventes orgéinicos inertes. A éstos pertenecen,
preferentemente, los hidrocarburos aliffticos, aliciclicos o arométicos, tales como,
por ejemplo, el éter de petrfleo, el hexano, el heptano, el ciclohexano, el
metilciclohexano, el benceno, el tolueno, el xileno o la decalina; los éteres, tales como
el dietiléter, el diisopropiléter, el metil-t-butiléter, el metil-terc.-amiléter, el dioxano,
el tetrahidrofurano, el 1,2-dimetoxietano, el 1,2-dietoxietano o el anisol.

El procedimiento (k), segiin la invencién, se lleva a cabo en presencia de un
compuesto organometdl ico. Como tales entran en consideracitn, preferentemente, el

cloruro, el bromuro o el yoduro de metilmagnesio o el metil-litio.

i
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Las temperaturas de la reacciénen la realizaciéndel procedimiento (k), segin la

invencién, pueden variar dentro de amplios Iimites. En general se trabaja a
temperaturas desde -120°C hasta 200°C, preferenternente a temperaturas desde -80°C
hasta 100°C.

Para la realizaciéndel procedimiento (k), segln la invenci6n, para la obtencién
de los compuestos de la férnula (X) se emplean, por mol de la halégenoalcanonanilina
de la férmula (V), en general, desde 0,8 hasta 10 moles, preferentemente desde 1 hasta
5 moles de compuesto organometélico.

Cuando no se diga otra cosa, se llevard n a cabo todos los procedimientos, segtin
la invencitn, en general, bajo presita normal. No obstante es posible, también, trabajar
bajo presitn mé s elevada o a presiéh m4 s reducida -en general comprendida entre 0,1
bar y 10 bares-.

Los productos, segiin la invencitn, presentan un potente efecto microbicida y
pueden emplearse en la pré ctica para combatir microorganismos indeseables, tales como
hongos y bacterias, en la proteccin de las plantas y en la proteccita de los materiales.

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

Los agentes bactericidas se emplean en la proteccin de las plantas para combatir
pscudomonadaceos,  rizobiaceos,  enterobacteriaceos,  corinebacteriaceos y
cstreptomicetaceos.

Pueden citarse a modo de ejemplo, pero sin ning(in caré cter limitativo, algunos
patigenos de enfermedades fingicas y bacterianas, que entran dentro de las definiciones
generales anteriormente enumeradas:

tipos de Xanthomonas, tales como por ejemplo Xanthomonas campestris pv. oryzae;
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tipos Pseudomonas, tales como por ejemplo Pseudomonas syringae pv. lachrymans,

tipos de Erwinia, tales como por ejemplo Erwinia amylovora;

tipos de Pythium, tal como por ejemplo Pythium ultimun;

tipos de Phytophthora, tal como por ejemplo Phytophthora infestans;

tipos de Pseudoperonospora, tales como por ejemplo Pseudoperonospora humuli o
Pseudoperonospora cubensis;

tipos de Plasmopara, tal como por ejemplo Plasmopara viticola;

tipos de Bremia, tal como por ejemplo Bremia lactucae;

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

tipos de Sphaerotheca, tal como por ejemplo Sphaerotheca fuliginea;

tipos de Podosphaera, tal como por ejemplo Podosphaera leucotricha;

tipos de Venturia, tal como por e¢jemplo Venturia inaequalis;

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

tipos de Cocliobolus, tal como por ejemplo Cochliobolus sativus

(forma de conidios, Drechslera, sinthimo: Helminthosporium);

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

tipos de Puccinia, tal como por ejemplo Puccinia recondita;

tipos de Sclerotinia, tal como por ejemplo Sclerotinia sclerotiorum;

tipos de Tilletia, tal como por ejemplo Tilletia caries;

tipos de Ustilago, tal como por ejemplo Ustilago mida o Ustilago avenae;
tipos de Pellicularia, tal como por ejemplo Pellicularia sasakii;

tipos de Pyricularia, tal como por ejemplo Pyricularia oryzae;

tipos de Fusarium, tal como por ejemplo Fusarium culmorum;
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tipos de Botrytis, tal como por gjemplo Botrytis cinerea;

tipos de Septoria, tal como por ejemplo Septoria nodorum;

tipos de Lentosphaeria, tal como por ejemplo Leptosphaeria nodorum;

tipos de Cercospora, tal como por ejemplo Cercospora canescens;

tipos de Alternaria, tal como por ejemplo Alternaria brassicae;

tipos de Pseudocercosporella, tal como por ejemplo Pseudocercosporella herpotrichoides,
tipos de Rhizoctonia, tal como por ejemplo Rhizoctonia solani..

Los productos activos, seglin la invencifn, presentan también un potente efecto
reforzador en las plantas. Estos son adecuados, por lo tanto, para movilizar las fuerzas de
resistencia propias de las plantas contra el ataque de los microorganismos indeseables.

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

Debe entenderse por microorganismos indeseables, en el caso presente, hongos
fitopat(genos, bacterias y virus. Los productos, segin la invenci, pueden emplearse, por
lo tanto, para generar resistencia en las planfas, dentro de un lapso de tiempo
determinado a partir del tratamiento, contra el ataque debido a los patigenos citados. El
lapso de tiempo, dentro del cual se provoca su resistencia, se extiende, en general, desde
1 hasta 10 dfas, preferentemente desde 1 hasta 7 di as desde el tratamiento de las plantas
con los productos activos.

La buena compatibilidad de los productos activos con las plantas a las
concentraciones necesarias para la lucha contra las enfermedades de las plantas permite
un tratamiento de las partes aéreas de las plantas, de plantones y semillas y del suelo.
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En este caso pueden emplearse los productos activos, seglin la invencit, con un

éxito especialmente bueno para la lucha contra las enfermedades de los cereales, tales
como, por ejemplo, contra tipos de Puccinia y de las enfermedades de las plantaciones de
vifedos, de frutales y de hortalizas, tal como, por ejemplo, contra tipos de Botrytis, de
Venturia o de Alternaria.

Los productos activos, segiin la invencif, son adecuados también para aumentar
el rendimiento de las cosechas. Ademé s tiene una baja toxicidad y presentan una buena
compatibilidad para con las plantas.

Los productos activos, seg(in la invencith, pueden emplearse, en caso dado, en
determinadas concentraciones y cantidades de aplicaciéa, también como herbicidas, para
influenciar el crecimiento de las plantas, asi como para la lucha contra las pestes
animales. Estos pueden emplearse en caso dado, también, a modo de productos
intermedios y de productos de partida para la sfntesis de otros productos activos.

, seglin la invencifn, pueden tratarse todas las plantas y las partes de las plantas.
Por plantas se entenderd n en este caso todas las plantas y poblaciones de plantas, tales
como plantas silvestres deseadas y no deseadas (con inclusitn de las plantas de cultivo de
origen natural), Las plantas de cultivo pueden ser plantas que se pueden obtener mediante
los métodos convencionales decultivo y de optimacin o por medio de métodos
biotecnoldgicos y de ingenierfa genética, con inclusitn de las plantas transgénicas y con
inclusitn de las variedades de plantas que pueden ser protegidas o no por medio del
derecho de proteccitn de variedades vegetales. Por partes de las plantas deben entenderse
todas las partes y @ganos aéreos y subterrd neos de las plantas, tales como brotes, hojas,
flores y rafces, pudiéndose indicar de manera ejemplificativa hojas, agujas, tallos,
troncos, flores, cuerpos de frutos, frutos y semillas as{ como rafces, tubérculos y
rizomas. A las partes de las plantas pertenecen también las cosechas asf como material de



10

15

20

25

-68 -
reproduccid vegetativo y generativo, por ejemplo plantones, tubérculos, rizomas, acodas

y semillas.

El tratamiento, segGn la invencifn, de plamtas y partes de las plantas con los
productos activos se lleva a cabo de forma directa o por accif sobre el medio ambiente,
el biotopo o el recinto de almacenamiento segiin los métodos de tratarnientos usuales, por
ejemplo mediante inmersitn, pulverizado, evaporacif, nebulizado, esparcido, aplicacifn a
brocha y, en el caso del material de reproduccifn, especialmente en el caso de las
semillas, ademé s por recubrimiento con una o varias capas.

Los productos, segiin la invencién, pueden emplearse en la proteccién de los
materiales industriales contra el ataque y la destrucciéndebidos a los microorganismos
indeseables.

Se entenderé n por materiales industriales en el presente contexto los materiales
no vivos, que hayan sido elaborados para el empleo en la técnica. A modo de ejemplo los
materiales técnicos, que quedarian protegidos contra las modificaciones 0 destrucciones
microbianas por medio de los productos activos, segin la invencifn, son pegamentos,
colas, papel y cartd, textiles, cuero, madera, pinturas y art{culos de material sintético,
lubrificantes en frio y otros materiales. En el 4 mbito de los materiales a ser protegidos
pueden citarse también partes de instalaciones de produccifm, por ejemplo circuitos
cerrados de agua de refrigeracitn, que puedan quedar perjudicados por la multiplicacida
de los microorganismos. En el 4 mbito de la presente invencitn pueden citarse a modo de
materiales técnicos preferentemente pegamentos, colas, papel y cartones, cuero, madera,
pinturas, lubrificanies en frio y lfquidos caloportadores, de forma especialmente
preferente la madera.

Como microorganismos, que pueden provocar la descomposicita o la modificacith
de los materiales técnicos, pueden citarse a modo de ejemplos bacterias, hongos,
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levaduras, algas y organismos nmcilagix;oﬁszs-. Preferentemente los productos activos,
segin la invencifn, actfian contra hongos, especialmente contra mohos, hongos
coloreadores y destructores de la madera (Basidiomycetes) asf como contra organismos
mucilaginosos y algas.

A modo de ejemplo pueden citarse los microorganismos de los tipos siguientes:
Alternaria, tal como Alternaria temuis,

Aspergillus, tal como Aspergillus niger,
Chaetomium, tal como Chaetomium globosum,
Coniophora, tal como Coniophora puetana,
Lentinus, tal como Lentinus tigrinus,

Penicillium, tal como Penicillium glaucum,
Polyporus, tal como Polyporus versicolor,
Aureobasidium, tal como Aureobasidium pullulans,
Sclerophoma, tal como Sclerophoma pityophila,
Trichoderma, tal como Trichoderma viride,
Escherichia, tal como Escherichia coli,
Pseudomonas, tal como Pseudomonas aeruginosa,
Staphylococcus, tal como Staphylococcus aureus.

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

Estas formulaciones se preparan de forma conocida, por ejemplo por mezclado de
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los productos activos con agentes extendedores, es decir disolventes Ifiquidos, gases

licuados, que se encuentran a presitn y/o materiales de soporte sdidos, en caso dado con
empleo de agentes tensioactivos, es decir emulsionantes y/o dispersantes y/o agentes
generadores de espuma. En el caso del empleodeaguacomoa.genteextendedorpueden
emplearse también disolventes orgé nicos como disolventes auxiliares. Como disolventes
lfquidos entran en consideracitn fundamentalmente: hidrocarburos aromé ticos, tales
como xileno, tolueno, o alquilnafialinas, hidrocarburos aromé ticos clorados o
hidrocarburos alifé ticos clorados, tales como clorobenceno, cloroetileno o cloruro de
metileno, hidrocarburos alifi ticos tales como ciclohexano o parafinas, por ejemplo
fracciones de petrdeo, alcoholes, tales como butanol o glicol, asi como sus éteres y
ésteres, cetonas tales como acetona, metiletilcetona, metilisobutilcetona o ciclohexanona,
disolventes fuertemente polares, tales como dimetilformamida y dimetilsulféxido asi
como agua. Por agentes extendedores o materiales de soporte gaseosos licuados se
quieren indicar aquellos que son gaseosos a temperatura normal y bajo presitn normal,
por ejemplo gases propulsores para aerosol, tales como los hidrocarburos halogenados
asf como butano, propano, nitrégeno y ditido de carbono. Como materiales de soporte
sdidos entran en consideracifn, por ejemplo, harinas minerales naturales, tales como
caolines, arcillas, talco, cretas, cuarzo, attapulgita, montmorillonita, o tierra de diatomeas
y harinas minerales sintéticas, tales como 4 cido silicico altamente dispersado, &ido de
aluminio y silicatos. Como materiales de soporte sdido para granulados entran en
consideracitn: por ejemplo minerales quebrados y fracciones tal como calcita, mé rmol,
pémez, sepiolita, dolomita, asf como granulados sintéticos constituidos a partir de harinas
inorgf nicas y orgé nicas asf como granulados constituidos a partir de material orgf nico
tales como serrin, cé scaras de mieces de coco, panochas de maiz y tallos de tabaco.
Como agentes emulsionantes y/o gencradores de espuma entran en consideraci: por
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ejemplo emuisionantes no ificos y anidnicos, tales como ésteres de 4 cidos grasos

polioxietilenados, éteres de alcoholes grasos polioxietilenados, por ejemplo alquilaril-
poliglicoléter, alquilsulfonatos, alquilsulfatos, arilsulfonatos, asf como hidrolizados de
albGmina. Como dispersantes entran en comsideraciéa, por ejemplo lejfas sulfiticas de
lignina y metilcelulosa.

En las formulaciones pueden emplearse adhesivos tales como
carboximetilcelulosa, polimeros naturales y sintéticos pulverulentos, granulares o en
forma de 14 tex, tales como goma aré biga, alcohol polivinf lico, acetato de polivinilo asf
como fosfolf pidos naturales, tales como cefalina y lecitina y fosfoll pidos sintéticos. Otros
aditivos pueden ser aceites minerales y vegetales.

Pueden emplearse colorantes tales como pigmentos inorgé nicos, por ejemplo
&ido de hierro, &ido de titanio, azul de ferrociamiro y colorantes orgi nicos tales como
colorantes de alizarina, azoicos y de ftalocianina metdl licos y materiales nutrientes en
trazas, tales como sales de hierro, de manganeso, de boro, de cobre, de cobalto, de
molibdeno y de cinc.

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

Los productos activos, seg(in la invenci(n, pueden presentarse como tales o en sus
formulaciones también en mezcla de fungicidas, bactericidas, acaricidas, nematicidas o
insecticidas conocidos, para ampliar, de este modo, por ejemplo el espectro de actividad
o el desarrollo de la resistencia. En muchos casos se obtienen efectos sinérgicos, es decir
que la actividad de la mezcla es mayor que la actividad de los componentes individuales.

Como componentes de mezcla entran en consideracifn, por ejemplo, los
compuestos siguientes:

Fungicidas:
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2-fenilfenol; sulfato de 8-hidroxiquinolina; Acibenzolar-S-metilo; Aldimorph;

Amidoflumet;  Ampropylfos;  Ampropylfos-potasio;  Andoprim;  Anilazine;
Azaconazole; Azoxystrobin; Benalaxyl; Benalaxyl-M; Benodanil; Benomyl;
Benthiavalicarb-isopropilo; Benzamacril; Benzamacril-isobutilo; Bilanafos; Binapacryl,
Biphenyl; Bitertanol; Blasticidin-S; Bromuconazole; Bupirimate; Buthiobate;
Butylamine; polisulfuro de calcio; Capsimycin; Captafol; Captan; Carbendazim;
Carboxin; Carpropamid; Carvone; Chinomethionat; Chlobenthiazone; Chlorfenazole;
Chloroneb; Chlorothalonil; Chlozolinate; Clozylacon; Cyazofamid; Cyflufenamid;
Cymoxanil; Cyproconazole; Cyprodinil; Cyprofuram; Dagger G; Debacarb;
Dichlofluanid; Dichlone; Dichlorophen; Diclocymet; Diclomezine; Dicloran;
Diethofencarb; Difenoconazole; Diflumetorim; Dimethirimol; Dimethomorph;
Dimoxystrobin; Diniconazole; Diniconazole-M; Dinocap; difenilamina; Dipyrithione;
Ditalimfos; Dithianon; Dodine; Drazoxolon; Edifenphos; Epoxiconazole; Ethaboxam;
Ethirimol; Etridiazole; Famoxadone; Fenamidone; Fenapanil; Fenarimol;
Fenbuconazole; Fenfuram; Fenhexamid; Fenitropan; Fenoxanil; Fenpiclonil;
Fenpropidin; Fenpropimorph; Ferbam; Fluazinam; Flubenzimine; Fludioxonil;
Flumetover; Flumorph; Fluoromide; Fluoxastrobin; Fluquinconazole; Flurprimidol;
Flusilazole; Flusulfamide; Flutolanil; Flutriafol; Folpet; Fosetyl-Al; Fosetyl-sodio;
Fuberidazole; Furalaxyl; Furametpyr; Furcarbanil,; Furmecyclox; Guazatine;
hexaclorobenceno; Hexaconazole; Hymexazol; Imazalil, Imibenconazole; Iminoctadine
triacetato; Iminoctadine tris(albesilato); lodocarb; Ipconazole; Iprobenfos; Iprodione;
Iprovalicarb; Irumamycin; Isoprothiolane; Isovaledione; Kasugamycin; Kresoxim-
metilo; Mancozeb; Maneb; Meferimzone; Mepanipyrim; Mepronil; Metalaxyl;
Metalaxyl-M; Metconazole; Methasulfocarb; Methfuroxam; Metiram;

Metominostrobin; Metsulfovax; Mildiomycin; Myclobutanil; Myclozolin; Natamycin;
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Nicobifen; Nitrothal-isopropilo; Noviflumuron; Nuarimol; Ofurace; Orysastrobin;

Oxadixyl; 4cid o oxolinico; Oxpoconazole; Oxycarboxin, Oxyfenthiin; Paclobutrazol;
Pefurazoate; Penconazole; Pencycuron; Phosdiphen; Phthalide; Picoxystrobin;
Piperalin; Polyoxins; Polyoxorim; Probenazole; Prochloraz; Procymidone;
Propamocarb;  Propanosine-sodio;  Propiconazole;  Propineb;  Proquinazid;
Prothioconazole; Pyraclostrobin; Pyrazophos; Pyrifenox; Pyrimethanil; Pyroquilon;
Pyroxyfur; Pyrrolnitrine; Quinconazole; Quinoxyfen; Quintozene; Simeconazole;
Spiroxamine; Sulfur; Tebuconazole; Tecloftalam; Tecnazene; Tetcyclacis;
Tetraconazole; Thiabendazole; Thicyofen; Thifluzamide; Thiophanate-metilo; Thiram;
Tioxymid; Tolclofos-metilo; Tolylfluanid; Triadimefon; Triadimenol; Triazbutil;
Triazoxide; Tricyclamide; Tricyclazole; Tridemorph; Trifloxystrobin; Triflumizole;
Triforine; Triticonazole; Uniconazole; Validamycin A; Vinclozolin, Zineb; Ziram;
Zoxamide; (2S)-N-[2-[4-[[3-(4-clorofenil)-2-propinil]oxi]-3-metoxifenil]etil]-3-metil-2-
[(metil-sulfonil)amino]-butanoamida;  1-(1-naftalenil)-1H-pirrol-2,5-diona; 2,3,5,6-
tetracloro-4-(metilsulfonil)-piridina; 2-amino-4-metilo-N-fenil-5-tiazolcarboxamida; 2-
cloro-N-(2,3-dihidro-1, 1,3-trimetil-1H-inden-4-il)-3-piridincarboxamida; 3,4,5-
tricloro-2,6-piridindicarbonitrilo; Actinovate; cis-1-(4-clorofenil)-2-(1H-1,2,4-triazol-
1-il)-cicloheptanol; 1-(2,3-dihidro-2,2-dimetil-1H-inden-1-il)-1H-imidazol-5-
carboxilato de metilo; carbonato monopotéisico;  N-(6-metoxi-3-piridinil)-
ciclopropanocarboxamida;  N-butil-8-(1,1-dimetiletil)-1-oxaspiro[4.5]decan-3-amina;
tetratiocarbonato de sodio; asf como sales de cobre y preparaciones de cobre, tales
como mezclas de Bordeaux; hidréxdo de cobre; naftenato de cobre; oxicloruro de
cobre; sulfato de cobre; Cufraneb; 6xidode cobre; Mancopper; oxina de cobre.
Bactericidas:

Bronopol, Dichlorophen, Nitrapyrin, dimetilditiocarbamato de niquel, Kasugamycin,

@
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Octhilinon, #cido furanocarboxflico, Oxytetracyclin, Probenazol, Streptomycin,

Tecloftalam, sulfato de cobre y otras preparaciones de cobre.

Insecticidas/ acaricidas/ nematicidas:

1. Inhibidores de acetilcolinaesterasa (AChE)

1.1 Carbamatos (por ejemplo Alanycarb, Aldicarb, Aldoxycarb, Allyxycarb,
Aminocarb, Azamethiphos, Bendiocarb, Benfuracarb, Bufencarb, Butacarb,
Butocarboxim, Butoxycarboxim, Carbaryl, Carbofuran, Carbosulfan, Chloethocarb,
Coumaphos, Cyanofenphos, Cyanophos, Dimetilan, Ethiofencarb, Fenobucarb,
Fenothiocarb, Formetanate, Furathiocarb, Isoprocarb, Metam-sodio, Methiocarb,
Methomyl, Metolcarb, Oxamyl, Pirimicarb, Promecarb, Propoxur, Thiodicarb,
Thiofanox, Triazamate, Trimethacarb, XMC, Xylylcarb)

1.2 Organofosfatos(por ejemplo Acephate, Azamethiphos, Azinphos (-metilo, -etilo),
Bromophos-etilo, Bromfenvinfos (-metilo), Butathiofos, Cadusafos, Carbophenothion,
Chlorethoxyfos, Chlorfenvinphos, Chlormephos, Chlorpyrifos (-metilo/-etilo),
Coumaphos, Cyanofenphos, Cyanophos, Chlorfenvinphos, Demeton-S-metilo,
Demeton-S-metilsulfona, Dialifos, Diazinon, Dichlofenthion, Dichlorvos/DDVP,
Dicrotophos, Dimethoate, Dimethylvinphos, Dioxabenzofos, Disulfoton, EPN, Ethion,
Ethoprophos, Etrimfos, Famphur, Fenamiphos, Fenitrothion, Fensulfothion, Fenthion,
Flupyrazofos, Fomofos, Formothion, Fosmethilan, Fosthiazate, Heptenophos,
Iodofenphos, Iprobenfos, Isazofos, Isofenphos, salicilato de O-isopropilo, Isoxathion,
Malathion, Mecarbam, Methacrifos, Methamidophos, Methidathion, Mevinphos,
Monocrotophos, Naled, Omethoate, Oxydemeton-metilo, Parathion (-metilo/-etilo),
Phenthoate, Phorate, Phosalone, Phosmet, Phosphamidon, Phosphocarb, Phoxim,
Pirimiphos (-metilo/-etilo), Profenofos, Propaphos, Propetamphos, Prothiofos,
Prothoate, Pyraclofos, Pyridaphenthion, Pyridathion, Quinalphos, Sebufos, Sulfotep,



10

15

20

25

\o?

-75-
Sulprofos, Tebupirimfos, Temephos, Terbufos, Tetrachlorvinphos, Thiometon,

Triazophos, Triclorfon, Vamidothion)

2. Moduladores del canal de sodio /bloqueantes del canal de sodio en funciénde la
tension

2.1 Piretroides (por ejemplo Acrinathrin, Allethrin (d-cis-trans, d-trans), Beta-
Cyfluthrin, Bifenthrin, Bioallethrin, Bioallethrin-S-ciclopentilo-isénero,
Bioethanomethrin, Biopermethrin, Bioresmethrin, Chlovaporthrin, Cis-Cypermethrin,
Cis-Resmethrin, Cis-Permethrin, Clocythrin, Cycloprothrin, Cyfluthrin, Cyhalothrin,
Cypermethrin (alfa-, beta-, theta-, zeta-), Cyphenothrin, DDT, Deltamethrin,
Empenthrin (isénero 1R), Esfenvalerate, Etofenprox, Fenfluthrin, Fenpropathrin,
Fenpyrithrin, Fenvalerate, Flubrocythrinate, Flucythrinate, Flufenprox, Flumethrin,
Fluvalinate, Fubfenprox, Gamma-Cyhalothrin, Imiprothrin, Kadethrin, Lambda-
Cyhalothrin, Metofluthrin, Permethrin (cis-, trans-), Phenothrin (isémero 1R-trans),
Prallethrin, Profluthrin, Protrifenbute, Pyresmethrin, Resmethrin, RU 15525,
Silafluofen, Tau-Fluvalinate, Tefluthrin, Terallethrin, Tetramethrin (isénero 1R),
Tralomethrin, Transfluthrin, ZXI 8901, Pyrethrins (pyrethrum))

2.2 Oxadiazinas (por ejemplo Indoxacarb)

3. Agonistas/-antagonistas del receptor de la acetilcolina

3.1 Cloronicotinilos/neonicotinoides (por cjemplo Acetamiprid, Clothianidin,
Dinotefuran, Imidacloprid, Nitenpyram, Nithiazine, Thiacloprid, Thiamethoxam)

3.2 Nicotine, Bensultap, Cartap

4. Moduladores del receptor de la acetilcolina

4.1 Spinosinas (por ejemplo Spinosad)

5. Amtagonisias del canal de cloruro controlados por GABA

5.1 Organoclorure ciclodiénicos (por ejemplo Camphechlor, Chlordane, Endosulfan,
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Gamma-HCH, HCH, Heptachlor, Lindane, Methoxychlor

5.2 Fiproles (por ejemplo Acetoprole, Ethiprole, Fipronil, Vaniliprole)

6. Activadores del canal de cloruro

6.1 Mectinas (por ejemplo Abamectin, Avermectin, Emamectin, Emamectin-benzoato,
Ivermectin, Milbemectin, Milbemycin)

7. Miméticos de la hormona juvenil

(por ejemplo Diofenolan, Epofenonane, Fenoxycarb, Hydroprene, Kinoprene,
Methoprene, Pyriproxifen, Triprene)

8. Agonistas/disruptores de Ecdyson

8.1 Diacilhidrazinas (por ejemplo Chromafenozide, Halofenozide, Methoxyfenozide,
Tebufenozide)

9. Inhibidores de la biosintesis de la quitina

9.1 Benzoilureas (por ejemplo Bistrifluron, Chlofluazuron, Diflubenzuron, Fluazuron,
Flucycloxuron, Flufenoxuron, Hexaflumuron, Lufenuron, Novaluron, Noviflumuron,
Penfluron, Teflubenzuron, Triflumuron)

9.2 Buprofezin

9.3 Cyromazine

10. Inhibidores de la fosforilaciénoxidante, disruptores de ATP

10.1 Diafenthiuron

10.2 Organotinas (por ejemplo Azocyclotin, Cyhexatin, Fenbutatin- oxido)

11. Desacopladores de la fosforilacién oxidante mediante interrupcion de gradiente
protonco de H

11.1 Pirroles (por ejemplo Chlorfenapyr)

11.2 Dinitrofenoles (por ejemplo Binapacyrl, Dinobuton, Dinocap, DNOC)

12. Inhibidores del transporte electrénicoen el lado 1
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12.1 Los METI (por ¢jemplo Fenmqt:i: i’enpyroxhnate, Pyrimidifen, Pyridaben,
Tebufenpyrad, Tolfenpyrad)

12.2 Hydramethylnone

12.3 Dicofol

13. Inhibidores del transporte electronicoen el lado I1

13.1 Rotenone

14. Inhibidores del transporte electronicoen el lado IIT

14.1 Acequinocyl, Fluacrypyrim

15. Disruptores microbianos de la membrana intestinal de los insectos

cepas de Bacillus thuringiensis

16. Inhibidores de la sintesis de las grasas

16.1 Acidos tetrénicos (por ejemplo Spirodiclofen, Spiromesifen)

16.2 Acidos tetrdm icos [por ejemplo carbonato de 3-(2,5-dimetilfenil)-8-metoxi-2-
oxo-1-azaespiro[4.5]dec-3-en4-il etilo (alias: Carbonic acid, 3-(2,5-dimethylphenyl)-
8-methoxy-2-oxo-1-azaspiro[4.5]dec-3-en-4-yl ethyl ester, CAS-Reg.-No.: 382608-10-
8) and Carbonic acid, cis-3-(2,5-dimethylphenyl)-8-methoxy-2-oxo-1-azaspiro[4.5]dec-
3-en-4-yl ethyl ester (CAS-Reg.-No.: 203313-25-1))

17. Carboxamidas

(por cjemplo Flonicamid)

18. Agonistas octopaminérgicos

(por ejemplo Amitraz)

19. Inhibidores de la ATPase estimulados por magnesio

(por ejemplo Propargite)

20. Fralamidas

(por ecjemplo  N?-[1,1-dimetil-2-(metilsulfonil)etil}-3-yodo-N'-[2-metil-4-[1,2,2,2-



10

15

20

25

-78 -

_ tetraflor-1-(trifldormetil)etil}fenil]-1,2-bencenodicarboxamida (CAS-Reg.-No.:

272451-65-7))

21. Andlogos de la nereistoxina

(por ejemplo Thiocyclam hidrégenooxalato, Thiosultap-sodio)

22. Productos biolégica, hormonas o feromonas

(por ejemplo Azadirachtin, Bacillus spec., Beauveria spec., Codlemone, Metarrhizium
spec., Paecilomyces spec., Thuringiensin, Verticillium spec.)

23. Productos activos con mecanismos de actuacién no conocidos o que no son
especificos

23.1 Apgentes para la gasificacién (por ejemplo fosfuro de aluminio, bromuro de
metilo, fluoruro de sulfurilo)

23.2 Inhibidores selectivos de la ingesta (por ejemplo Cryolite, Flonicamid,
Pymetrozine)

23.3 Inhibidores del crecimiento de los &caros (por ejemplo Clofentezine, Etoxazole,
Hexythiazox)

23.4 Amidoflumet, Benclothiaz, Benzoximate, Bifenazate, Bromopropylate,
Buprofezin, Chinomethionat, Chlordimeform, Chlorobenzilate, Chloropicrin,
Clothiazoben, Cycloprene, Cyflumetofen, Dicyclanil, Fenoxacrim, Fentrifanil,
Flubenzimine, Flufenerim, Flutenzin, Gossyplure, Hydramethylnone, Japonilure,
Metoxadiazone, Petroleum, Piperonyl butoxide, oleato de potasio, Pyrafluprole,
Pyridalyl, Pyriprole, Sulfluramid, Tetradifon, Tetrasul, Triarathene, Verbutin,

ademés el compuesto 3-metil-fenil-propilcarbamato (Tsumacide Z), el compuesto 3-
(5-cloro-3-piridinil)-8-(2,2,2-triflfioretil)-8-azabiciclo[3.2. 1Joctan-3-carbonitrilo (CAS-
Reg.-Nr. 185982-80-3) y el correspondiente 3-endo-isémrero (CAS-Reg.-Nr. 185984-
60-5) (véase la publicaci6n W0-96/37494, WO-98/25923), as{ como preparados, que
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contienen extractos vegetales de acciéninsecticida, nemstodos, hongos o virus.

También es posible una mezcla con otros productos activos conocidos, tales como
herbicidas 0 con abonos y reguladores del crecimiento, protectores o bien productos
semiqui micos.

Ademis, los compuestos, seglin la invencién, de la férmula (I) presentan
también efectos antimicéticosmuy buenos. Tienen un espectro de actividad antimicética
muy amplio, especialmente contra dermatofitos y blastomicetos, mohos y contra
hongos difé sicos (por ejemplo contra especies de Candida, tal como Candida albicans,
Candida glabrata) asf como Epidermophyton floccosum, especies de Aspergillus, tales
como Aspergillus niger y Aspergillus fumigas, especies de Trichophyton, tal como
Trichophyton mentagrophytes, especies de microesporas, tal como Microsporon canis
y audouinii. La enumeracién de estos hongos no representa en modo alguno una
limitacién del espectro mic6tico a ser considerado sino que tiene Gnicamente un
caricter orientativo.

Los productos activos se pueden emplear en forma de sus formulaciones o de las
formas de aplicaciin preparadas a partir de las mismas tales como soluciones,
suspensiones, polvos pulverizables, pastas, polvos solubles, agentes de empolvado y
granulados listos para su utilizacih. La aplicacién se efectia de manera usual, por
ejemplo mediante regado, pulverizado, empolvado, esparcido, espolvoreado, espumado,
aplicaci‘a a brocha etc. AdemA s es posible aplicar los productos activos seg(n el
procedimiento de volumen ultrabajo o imyectar en ¢l suelo la preparaciin del producto
activo o el propio producto activo. Igualmente pueden tratarse las semillas de las plantas.

Cuando se emplean los productos activos, segln la invencién, como fungicidas
las cantidades de aplicaciénpueden variar dentro de amplios lim ites segin el tipo de la
aplicacién. Cuando se tratan las partes de las plantas, las cantidades de aplicacién de
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producto activo se encuentran, en general, entre 0,1 y 10.000 g/ha, preferentemente

entre 10 y 1.000 g/ha. En el caso del tratamiento de las semillas las cantidades de
aplicacién del producto activo se encuentran, en gemeral, entre 0,001 y 50 g por
kilogramo de semillas, preferentemente entre 0,01 y 10 g por kilogramo de semillas.
En el caso del tratamiento del terreno, las cantidades de aplicaciénde producto activo
se encuentran, en general, entre 0,1 y 10.000 g/ha, preferentemente entre 1 y 5.000 g
/ha.

Tal como ya se ha indicado anteriormente, pueden tratarse, segfin la invenci,
todas las plantas y sus partes. En una forma de realizacitn preferente se tratan plantas y
variedades de plantas asf como sus partes de origen silvestre 0 que se obtienen por
métodos convencionales de cultivo biol@gico, tales como cruzamiento o fusitn de
protoplastos. En otra forma preferente de realizacifn se tratan plantas y variedades de
plantas transgénicas, que hayan sido obtenidas seglin métodos de ingenierfa genética
caso dado en combinacith con métodos convencionales (orgamismos genéticamente
modificados) y sus partes. La expresitn " partes” o bien “partes de plantas” o
“ componentes de plantas” ha sido anteriormente explicada.

De forma especialmente preferente se tratan plantas, seg(in la invencif, de las
variedades de plantas usuales en el mercado o que se encuentran en utilizacié. Por
variedades de plantas se entienden plantas con muevas propiedades (“ caracterf sticas"”),
que se han cultivado tanto por medio de cultivo convencional, como por mutagénesis o
por técnicas recombinantes de DNA. Estas pueden ser variedades, biotipos o genotipos.

Segiin los tipos de plantas o bien las variedades de las plantas, de su localizaci y
de las condiciones de crecimiento (terreno, clima, perfodo de vegetacién, alimentacién)
pueden presentarse también por medio del tratamiemto, segiin la invencifn, efectos
sobreaditivos (" sinérgicos”™). De este modo son posibles, por ejemplo, menores
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cantidades de aplicacitn y/o ampliaciones del espectro de actividad y/o un reforzamiento

del efecto de los productos empleables, segin la invencifn, mejore crecimiento de las
plantas, mayor tolerancia frente a temperaturas elevadas o bajas, mayor tolerancia contra
la sequia o contra el contenido en sal del agua o bien del terreno, mayor rendimiento
floral, recoleccitn mé4 s fi cil, aceleracitn de la maduraci®, mayores rendimientos de las
cosechas, mayor calidad y/o mayor valor nutritivo de los productos recolectados, mayor
capacidad de almacenamiento y/o de transformacién de los productos recolectados, que
van mas alli del efecto esperable propiamente dicho.

A las plantas o bien variedades de plantas transgénicas (obtenidas mediante
ingenierfa genética) a ser tratadas preferentemente, segiin la invenci6n, pertenecen
todas las plantas, que han adquirido material genético mediante modificacién por
ingenierfa genética, que proporcionan a estas plantas propiedades valiosas
especialmente ventajosas (“caracterfsticas”). Ejemplos de tales propiedades son, un
mejor crecimiento de las plantas, mayor tolerancia frente a temperaturas altas o bajas,
mayor tolerancia frente a la sequia o contra el contenido en sal del agua o bien del
terreno, mayor rendimiento floral, recoleccién mis ficil, aceleracién de la
maduracién, mayores rendimientos de las cosechas, mayor calidad y/o mayor valor
nutritivo de los productos recolectados, mayor capacidad de almacenamiento y/o de
transformaciénde los productos recolectados. Otros ejemplos, especialmente seflalables
para tales propiedades son la mayor resistencia de las plantas frente a las pestes
animales y microbianas, tal como frente a insectos, fcaros, hongos fitopat6genc,
bacterias y/o virus asf como una mayor tolerancia de las plantas frente a determinados
productos activos herbicidas. Como ejemplos de plantas transgénicas se citaran las
plantas de cultivo importantes, tales como cereales (trigo, arroz), mafz, soja, papa,

algodén, tabaco, colza asi como plantaciones de frutales (con los frutos manzana, pera,
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citricos y uva), debiéndose seflalar especialmente mafz, soja, papa, algodén, tabaco y

colza. Como propiedades (“caracterfsticas”) se- seflalarf especialmente la mayor
resistencia de las plantas frente a los insectos, ardcnidos, nemftodo s y caracoles por
medio de las toxinas generadas en las plantas, especialmente aquellas que se generan
en las plantas por el material genético procedente de Bacillus Thuringiensis (por
ejemplo por medio de los genes CrylA(a), CrylA(®), CrylA(c), CryllA, CryllIA,
CryllIB2, Cry9c, Cry2Ab, Cry3Bb y CryIF asf como por sus combinaciones),
(denominadas a continuacién “plantas Bt”). Como propiedades (“car acterfsticas”)
deben scfialarseademfis, especialmente, la mayor resistencia de las plantas frente a los
hongos, las bacterias y los virus mediante resistencia adquirida sistémica (SAR),
sistemina, fitoalexina, elicitores asf como genes de resistencia y protefnas y toxinas
expresadas correspondientes. Como propiedades (“caracteristicas”™) deben sefialarse
ademfs, especialmente, la mayor tolerancia de las plantas frente a determinados
productos activos herbicidas, por ejemplo imidazolinonas, sulfonilureas, Glyphosate o
Phosphinotricin (por c¢jemplo gen “PAT"). Los genes que proporcionan las
respectivas propiedades (“caracteristicas”) deseadas pueden estar presentes también
en combinaciones entre s{ en las plantas transgénicas. Como ejemplos de “plantas Bt”
pueden citarse variedades de mafz, variedades de algodén, variedades de soja y
variedades de papa, que se comercializan bajo las marcas registradas YIELD GARD

(por ejemplo maiz, algodén, soja), KnockOut® (por ejemplo maiz), StarLink® (por
ejemplo maifz), Bollgard® (algod6n), Nucotn® (algodén) y NewLeaf® (papa). Como
ejemplos de plantas tolerantes de los herbicidas pueden citarse variedades de maiz,
variedades de algodén y variedades de soja, que se comercializan bajo las marcas
registradas Roundup Ready® (tolerancia contra Glyphosate, por ejemplo maiz,
algodén, soja), Liberty Link® (tolerancia contra Phosphinothricin, por ejemplo colza),
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IMI (tolerancia contra imidazolinonas) y STS (tolerancia contra sulfonilureas por

ejemplo mafz). Como plantas resistentes a los herbicidas (cultivadas
convencionalmente con relacifna la tolerancia a los herbicidas) pueden citarse también
las variedades comercializadas para la denominacién Clearfield® (por ejemplo mafz).
Evidentemente estas manifestaciones son vi lidas también para las variedades de
plantas desarrolladas en el futuro o bien que se comercialicen o se desarrollen en el
futuro con estas propiedades genéticas (“car acteristicas”).

Las plantas indicadas pueden tratarse de forma especialmente ventajosa, segtn
la invencién, con los compuestos de la férmula general (I) o bien de las mezclas de los
productos activos, segln la invenci6n. Los sectores preferentes, anteriormente citados,
en el caso de los productos activos o bien de las mezclas, son vilidos también para el
tratamiento de estas plantas, Debe sefialarse de manera especial el tratamiento de las
plantas con los compuestos o bien con las mezclas indicadas especialmente en el
presente texto.

La obtencién y el empleo de los productos activos, segin la invencik, se
desprenden de los ejemplos siguientes.

Ejemplos de obtencién
(v |
o
cFS GFS

i - l
Se afladena una solucién, constituida por 275,3 mg (1,3 mmoles) de cloruro de
2-trifliormetilbenzoilo y 0,22 ml (1,6 mmoles) de ftrietilamina, en 10 ml de

o
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tetrahidrofurano, 302,0 mg (1,2 mmoles) de 4-cloro-2<(4,4,4-triflfior-3-metil-butil)-

fenilamina en 2 ml de tetrahidrofurano. La soluciénde la reacci6nse agita durante 90
minutos a 60°C, se filtra a través de gel de sflice y se concentra en vacio.

Se obtienen 505 mg (99 % de la teorfa) de la N-[4-cloro-2-(4,4,4-triflGor-3-
metil-butil)-fenil]-2-trifliormetil-benzamida [logP (pH 2,3) = 4,08].

emplo 2
FH
"?T& i\
H."r CF,

Se afiadena una suspensiénde 264,2 mg (1,5 mmoles) del fcido 3-difliormetil-
1-metil-1H-pirazol-4-carboxilico, en 9 ml de diclorometano, 0,14 ml (1,7 mmoles) de
dicloruro de oxalilo y 4 gotas de dimetilformamida. La mezcla de la reaccidnse agita
durante 2 horas a temperatura ambiente y, a continuacién, se combina con una solucién
constituida por 325,9 mg (1,5 mmoles) de 2-(4,4,4-triflGor-3-metil-butil)-fenilamina y
0.29 ml (2,1 mmoles) de trietilamina en 9 ml de diclorometano. La mezcla de la
reaccién se agita durante 16 horas a temperatura ambiente. Para la elaboraci6n se
afiaden 7 ml de 4cido clorhidrico 2N, se agita durante 10 minutos a temperatura
ambiente, se separa la fase orgénica, se seca sobre sulfato de magnesio, se filtra y se
concentra en vacfo.

Se obtienen 525,0 mg (89 % de la teorfa) de la [2-(4,4,4-triflGor-3-metil-butil)-
fenil]-amida del cido 3-diflGormetil-1-metil-1H-pirazol-4-carboxflico [lopP (pH 2,3)
= 2,93].

De manera anfloga a la de los ejemplos 1 y 2, asi como de acuerdo con las
indicaciones de la descripcién general de los procedimientos de obtenci6n, segfin la
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invencién, (a) hasta (h) se obtienen también los compuestos de la férmula (I) indicados

en la tabla 1 siguiente:

Tabla 1
Ny
R R®
3

Nr. R R R R R

4 H CHs CHs Cl H

M
FHC
y \§
3 H CHs CHs Cl H . N\N 3,18
) |
H,C,
)I S
@ N\N\ F 3.09
4 1

5 H H CHs Ch H

CH,
CL o
1

Cl ch)i
MYL O 332

6 H H CHhh CHh H

: i
CH,
/\
7 H H CH CB H NG, 3,36
S,
c S
8 H H CH Ch H [I 3,99
(o] CH

9 H H CHs CH H _/Q @( 3,66
4 CFy
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Nr. R R RR R R

M A logP
H,C
38
0 H H CH CR H /© N A~F 2,84
# (I:H,
1 H H CH CE H /© ©: 3,66
1
#

" El enlace, marcado con ,,** esti unido con la amida, el enlace, marcado con ,#*
estd unido con el resto halégenoalquio.

Obtenciénde los productos de ida de la fémmula

Ejemplo (I11-1)
NH,
HC™ CFy
Ct
5 Se calienta una soluciénde 7,0 g de 1-(2-amino-5-cloro-fenil)-4,4,4-triflGior-3-

metil-butan-1-ona (26 mmoles), 4,0 g de hidréxilo de potasio (60 mmoles) y 3,0 g de
hidrato de hidrazina (60 mmoles) en 67 ml de trietilenglicol, durante 6 horas a 210°C.
Tras refrigeraci6n a tenperatura ambiente se aflacen agua y acetato de etilo, las fases se
separan y la fase orgl nica se lava de nuevo con agua, se seca sobre sulfato de
10 magnesio y se libera del disolvente.
Se obtienen 4,9 g (73 % de la teorfa) de la 4-cloro-2-(4,4,4-triflGor-3-metil-
butil)-fenilamina.
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'H-NMR (DMSO0): § = 6,93 (m, 2 H), 6,62 (d, 1 H), 5,05 (s, 2 H), 2,56 (m, 1 H),

2,48-2,34 (m, 2 H), 1,85 (m, 1 H), 1,47 (m, 1 H), 1,11 (d, 3 H).

jem -2

Se agita una solucién de 2,3 g de la 4-cloro-2-(4,4,4-trifllior-3-metil-butil)-
fenilamina (III-1) (9 mmoles), 1,15 g de formiato de amonio (18 mmoles) y 2,0 g de
Pd/C (al 5 %, 0,9 mmoles) en 21 ml de metanol, durante 1 hora a temperatura
ambiente. A continuacif se somete la soluciénde la reacciéna filtraciénpor succiéna
través de celita, se lava ulteriormente con metanol y el filrado se concentra en el
evaporador rotativo. La agitacién del residuo, tras la eliminacién del disolvente, con
pentano proporciona un producto s6ldo, que se separa mediante filtraciénpor succiény
se seca.

Se obtienen 1,7 g (86 % de la teorfa) de la 2-(4,4,4-triflior-3-metil-butil)-
'H-NMR (DMSO0): § = 6,89 (m, 2 H), 6,61 (m, 1 H), 6,49 (m, 1 H), 4,83 (s, 2 H),
2,57 (m, 1 H), 2,48-2,30 (m, 2 H), 1,85 (m, 1 H), 1,46 (m, 1 H), 1,13 (d, 3 H).
Obtenciénde los productos de da de la fémula

i -1

NH,

H,C” CF,
cH
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Se calienta bajo reflujo, durante 2 dias, una soluciénde 10,0 g (29 mmoles) de

la N-[4-cloro-2-(4,4,4-triflGor-3-metil-butiril)-fenil]-2,2-dimetil-propionamida en 366
ml de 4cido clorhidrico al 37 %. Tras la refrigeracién hasta la temperatura ambiente
se neutraliza con solucit de hidréxicb de sodio al 45 % y la fase acuosa se extrae con
diclorometano. El secado de la fase orgén ica sobre sulfato de sodio y la eliminacit
del disolvente proporcionan 7,1 g (93 % de la teoria) de la 1-(2-amino-S-cloro-fenil)-
4,4,4-triflior-3-metil-butan-1-ona.

'H-NMR (DMSO0): § = 7,80 (d, 1 H), 7,34 (s, 2 H), 7,29 (dd, 1 H), 6,82 (dd, 1 H),
3,28 (dd, 1 H), 3,14 (dd, 1 H), 3,00 (m, 1 H), 1,08 (d, 3 H).

Obtenciénde los productos de partida de la fommula

Ejemplo (VI-1)

HyC NH
CH

H,C” CF,
cl

Se combina una solucién de 15,4 g de la N-(4-clorofenil)-2,2-dimetil-
propioamida (73 mmoles) en 100 ml de tetrahidrofurano seco, a 0°C, gota a gota, con
una solucin de n-butil-litio en hexano (1,6 M, 100 ml, 160 mmoles) y se agita durante
2 horas a ésta temperatura. A continuacién se aflade, gota a gota, ésta soluci6n, a -
70°C, a una soluciénde 13,4 g de (3-triftiormetil)-butirato de etilo (73 mmoles) en
250 mi de tetrahidrofurano seco y la mezcla de la reaccifn se contindia agitando durane
1 hora a ésta temperatura. Tras calentamicento hasta la temperatura ambiente sc

continfia agitando durante 16 horas. La hidr6liis con 100 ml de agua, la concentracién
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por evaporacidn, la recogida del residuo en diclorometano/agua as{ como la extraccién

de la fase acuosa con diclorometano proporcionan, tras el secado de la fase orgfinica
sobre sulfato de sodio, una mezcla de educto/producto, que puede separarse mediante
cromatografia en columna sobre gel de sflice con ciclohexano/acetato de etilo (9:1)
como eluyente.

Se obtienen 10,3 g (40 % de la teorfa) de la N-[4-cloro-2-(4,4,4-riflGor-3-
metil-butiril)-fenil]-2,2-dimetil-propionamida.

'H-NMR (DMSO0): 6 = 11,15 (s, 1 H), 8,39 (d, 1 H), 8,11 (d, 1 H), 7,67 (dd, 1 H),
3,47 (dd, 1 H), 3,30 (dd, 1 H), 2,99 (m, 1 H), 1,25 (s, 9 H), 1,15 d, 3 H).

La determinaci; de los valores logP se llev6a cabo seglin la Directiva EEC
79/831 anexo V.A8 mediante HPLC (cromatografia liquida de alta resolucifn) sobre
una columna con inversiénde fases (C 18). Temperatura 43°C.

Eluyentes para la determinacifn en ¢l intervalo 4c ido (pH 2,3): 4 cido fosférico
acuoso al 0,1 %, acetonitrilo; gradiente lineal desde 10 % de acetonitrilo hasta 90 % de
acetonitrilo.

La calibracith se llev6a cabo con alcan-2-onas no ramificadas (con 3 hasta 16
4 tomos de carbono), cuyos valores LogP son conocidos (determinacién de los valores
logP por medio de los tiempos de retencitn por interpolacién lineal entre dos alcanonas
sucesivas).

Los valores lambda mfixim os se determinaron por medio de los espectros de
UV desde 200 nm hasta 400 nm en los méxim os de las seflalesde cromatografia.

Wb



10

15

Ejemplos de aplicacién:
jemplo A
Ensayo con Sphaerotheca (pepino) / protector
Disolvente: 24,5 Partes en peso de acetona.
24,5 Partes en peso de dimetilacetamida.
Emulsionante: 1 Parte en peso de alquil-aril-poliglicoléter.

Para la obtencién de unapreparacién de producb activo conveniente se mezcla 1
parte en peso del producto activo con las cantidades indicadas de disolvente y de
emulsionante y se diluye ¢l concentrado con agua hasta la concentraciéndeseada.

Para cnsayar la actividad protectora s¢ pulverizan plantas jévenes con la
preparacién del producto activo en la cantidad de aplicacién indicada. Tras el secado
del recubrimiento, aplicado por pulverizacién, se inoculan las plantas con una
suspensién acuosa de esporas del pat(geno Sphaerotheca fuliginea. Las plantas se
disponen, a continuacifn, en el invernadero aproximadamente a 23°C y con una
humedad relativa del aire de aproximadamente el 70 %.

La evaluaciénse lleva a cabo a los 7 dias desde la inoculacifn. En este caso 0
% significa un grado de actividad, que corresponde al de los controles, mientras que
un grado de actividad del 100 % significa que no se ha observado ataque.

Y6
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Ensayo con Sphaerotheca (pepino) / protector

WA

Cantidad aplicada de i
Producto activo, seglin la invenci, producto activo en
oha actividad en %
H!
Y N CH,
" c}“ F HC ]
3
E F
C
;):]’iu ; [ h 100 100
" c’N H,C cl
Hy
N\/ | N Hy 100 100
" c}“ F CF,
|
FH 0
N;TKH *a 100 98
N CF,
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jemplo B

Ensayo con Venturia (manzano) / protector
Disolvente: 24,5 Partes en peso de acetona.

24,5 Partes en peso de dimetilacetamida.
Emuisionante: 1 Parte en peso de alquil-aril-poliglicoléter.

Para la obtencién de unapreparacién de producb activo conveniente se mezcla 1
parte en peso del producto activo con las cantidades indicadas de disolvente y de
emulsionante y se diluye el concentrado con agua hasta la concentraciéndeseada.

Para ensayar la actividad protectora se pulverizan plantas jévenesde pepino con
la preparaciéndel producto activo en la cantidad de aplicaciénindicada. Tras el secado
del recubrimiento aplicado por pulverizaciénse inoculan las plantas con una suspensin
acuosa de conidios de la antracnosis del manzano Venturia inaequalis y permanecen I
dia a 20°C aproximadamente y con una humedad relativa del aire del 100 % en una
cabina de incubacién.

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

La evaluaciénse lleva a cabo a los 10 dfas desde la inoculacién. En este caso O
% significa un grado de actividad, que corresponde al de los controles, mientras que

un grado de actividad del 100 % significa que no se ha observado ataque.

\‘15
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Ensayo con Venturia (manzano) / protector

Cantidad aplicada de
Grado de
Producto activo, segiin la invencié, producto activo en
actividad en %
g/ha
£ F cl
7 N
;5)1“ :
N 100 93
H,C Fg
H,
) N CH,
Nl H
N"Ne he c 100 100
HyC
/-
\’ | H s 100 100
N
C Cl
HyC "
H!
éj\n E i 100 94
CF,
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Cantidad aplicada de
Grado de
Producto activo, segtn la invenci, producto activo en
actividad en %
g/ha
H3
N | N H, 100 94
CF.
H‘cl" F 3
FH
N | N H, 100 97
N
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Ejempio C

Ensayo con Botrytis (frijoles) / protector
Disolvente: 24,5 Partes en peso de acetona.

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

Para la obtencién de unapreparacién de producb activo conveniente se mezcla 1
parte en peso del producto activo con las cantidades indicadas de disolvente y de
emulsionante y se diluye el concentrado con agua hasta la concentraciéndeseada.

Para ensayar la actividad protectora se pulverizan plantas jévenes con la
preparacién del producto activo en la cantidad de aplicacién indicada. Tras el secado
del recubrimiento, aplicado por pulverizacifn, se disponen, sobre cada hoja, 2 trocitos
de agar recubiertos con Botrytis cinerea. Las plantas inoculadas se disponen en una
cém ara obscurecida aproximadamente a 20°C y con una humedad relativa del aire del
100 %.

La evaluaci6nse lleva a cabo a los 2 dfas desde la inoculaciénpor medio de la
magnitud de las manchas producidas por el ataque. En este caso 0 % significa un
grado de actividad, que corresponde al de los controles, mientras que un grado de
actividad del 100 % significa que no se ha observado ataque.
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Tabla C
Ensayo con Botrytis (frijoles) / protector
Cantidad aplicada de
Grado de
Producto activo, segfin la invencién, producto activo en
actividad en %
g/ha
Hy
CH:I
\;Iﬂ\ N ; [ 500 82
H C}‘ F HC Cl
3
F F
CH,
N( | N 500 100
. c}" H,C a
3
500 99

FH
\ijf’lﬂ y
N CF,
H,C
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jemplo D

Ensayo con Puccinia (trigo) / protector
Disolvente: 50 Partes en peso de N;N-dimetilacetamida.
Emulsionante: 1 Parte en peso de alquilarilpoliglicoléter.

Para la obtencién de unapreparacién de produco activo conveniente se mezcla 1
parte en peso del producto activo con las cantidades indicadas de disolvente y de
emulsionante y se diluye el concentrado con agua hasta la concentraciéndeseada.

Para ensayar la actividad protectora se pulverizan plantas jévenes con la
preparacifn del producto activo en la cantidad de aplicaci6n indicada. Tras el secado
del recubrimiento, aplicado por pulverizacién, se inoculan las plantas con una
suspensiénde conidios de Puccinia recondita. Las plantas permanecen 48 horas a 20°C
y con una humedad relativa del aire del 100 %.

A continuaciénse disponen las plantas en un invernadero a una temperatura de
aproximadamente 20°C y con una humedad relativa del aire del 80 % para favorecer
el desarrollo de las pfistulas de la roya.

La evaluacifnse lleva a cabo a los 10 dias desde la inoculacién. En este caso 0
% significa un grado de actividad, que corresponde al de los controles, mientras que

un grado de actividad del 100 % significa que no se ha observado ataque.
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Tabla D

Ensayo con Pucinia (trigo) / protector

Cantidad aplicada de
Grado de
Producto activo, segiin la invencién, producto activo en
activided en %
g/ha
EF
CH,
\’ | N 500 100
N HC c

F,H
\}jfﬂ‘ N Hy 500 100
c}“ CF,
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iem oE

Ensayo con Alternaria (tomate) / protector
Disolvente: 49 Partes en peso de N,N-dimetilformamida.
Emulsionante: 1 Parte en peso de-alquilarilpoliglicoléter.

Para la obtencién de unapreparacién de producb activo conveniente se mezcla 1
parte en peso del producto activo con las cantidades indicadas de disolvente y de
emulsionante y se diluye el concentrado con agua hasta la concentraciéndeseada.

Para ensayar la actividad protectora se pulverizan plantas j6venes con la
preparaciéndel producto activo en la cantidad de aplicaciénindicada. Al cabo de 1 dia,
desde el tratamiento, se inoculan las plantas con una suspensién de esporas de
alternaria solani y se dejan reposar a continuacitn durante 24 horas con una humedad
relativa del aire del 100 % y a 20°C. A continuacién de dejan las plantas con una
humedad relativa del aire del 96 % y a una temperatura de 20°C.

La evaluaciénse lleva a cabo a los 7 dfas desde la inoculacifn. En este caso 0
% significa un grado de actividad, que corresponde al de los controles, mientras que
un grado de actividad del 100 % significa que no se ha observado ataque.
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Ensayo con Alternaria (tomate) / protector

Cantidad aplicada de
Grado de
Producto activo, segin la invencifn, producto activo en
actividad en %
g/ha
a
H!
N B s 750 90
N
! F
HC F g
Hl
CH,
N M 750 100
C cl
HaJ' F H
i
CH,
\’ | N 750 95
/! H,C a
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REIVINDICACIONES

1.- Hal6genoalquilcarboamidas de la férmula (I)

IO,

en la que

R significa hidrégenoo hal@eno,

R'  significa hidrégenoo metilo,

R®>  significa metilo, etilo o halégenoalgilo con 1 a 4 4tom os de carbono, con 1

RJ

R4

hasta 9 itom os de flGor, de cloro y/o de bromo,

significa hal6genoo hal{genoalquilo con 1 a 4 4 tomos de carbono, con 1 hasta
9 4tom os de flGor, de cloro y/o de bromo,

significa hidrégeno, alquilo con 1 a 8 dtom os de carbono, alquilsulfinilo con 1
a 6 4tom os de carbono, alquilsulfonilo con 1 a 6 4tom os de carbono, alcoxi
con 1 a 4 4tomos de carbono- alquilo con 1 a 4 4tomos de carbono,
cicloalquilo con 3 a 8 4tom os de carbono; halégenoalquib con 1 a 6 étom os de
carbono, halégenoalq!iltio con 1 a 4 4 tomos de carbono, halégenoaljuilsulfinilo
con 1 a 4 itom os de carbono, halégenoalquilsulfonilo con 1 a 4 &tom os de
carbono, halégeno-alcoi con 1 a 4 & tomos de carbono-alquilo con 1 a 4
itom os de carbono, halégenocicloalqiilo con 3 a 8 &tom os de carbono con,
respectivamente, 1 hasta 9 4tom os de flGor, de cloro y/o de bromo; formilo,
formil-alquilo con 1 a 3 4itom os de carbono, (alquilo con 1 a 3 4to mos de
carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 itom os de carbono, (alcoxi con 1 a 3
ftom os de carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 fitom os de carbono; halégeno-
(alquilo con 1 a 3 fitom os de carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 4to mos de
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carbono, halégeno-(alcox con 1 a 3 &tom os de carbono)carbonil-alquilo con 1

a 3 4t omos de carbono con, respectivamente, 1 hasta 13 4 tomos de flGor, de
cloro y/o de bromo,

(alquilo con 1 a 8 4tomos de carbono)carbonilo, (alcoxi con 1 a 8 4tomos de
carbono)carbonilo, (alcoxi con 1 a 4 fitom os de carbono-alquilo con 1 a 4
itom os de carbono)carbonilo, (cicloalquilo con 3 a 8 #4tomos de
carbono)carbonilo; (hal{genoalquilo con 1 a 6 4tom os de carbono)carbonilo,
(haldgenoalcoxi con 1 a 6 dtom os de carbono)carbonilo, (hal{eno-alcoxi con 1 a
4 &tomos de carbono-alquilo con 1 a 4 &omos de carbono)carbonilo,
(balenocicloalquilo con 3 a 8 &tomos de carbono)carbonilo con,
respectivamente, 1 hasta 9 dtomos de flior, de cloro y/o de bromo; o
-C(=0)C(=0)R’, -CONR'R’ 0 -CH:NR'R’,

significa hidrégeno, alquilo con 1 a 8 4tom os de carbono, alcoxi con 1 a 8
fitom os de carbono, alcoxi con 1 a 4 itom os de carbono-alquilo con 1 a 4
ftom os de carbono, cicloalquilo con 3 a 8 4 tomos de carbono; halégenalquilo
con 1 a 6 &tom os de carbono, halégemalcoxi con 1 a 6 4tom os de carbono,
hal6geno-alcoxicon 1 a 4 4tom 08 de carbono-alquilo con 1 a 4 ftom os de
carbono, hal6genocicbalquilo con 3 a 8 é&tomos de carbono con,

respectivamente, 1 hasta 9 4tom os de flGor, de cloro y/o de bromo,

20 R°yR’ significan, independientemente ecntre s{ respectivaments hidrégeng,

alquilo con 1 a 8 4tom os de carbono, alcoxi con 1 a 4 itom os de carbono-
alquilo con 1 a 4 4to mos de carbono, cicloalquilo con 3 a 8 4 tomos de
carbono; halégenoalquio con 1 a 8 fitom os de carbono, halégeno-alcoxicon 1 a

4 fitomos de carbonoalquilo con 1 a 4 ftomos de carbono,

e
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halégenocicloalqilo con 3 a 8 4 tomos de carbono, con, respectivamente, 1

hasta 9 4tom os de flior, de cloro y/o de bromo,

Réy R’ forman, ademés, junto con el 4om o de nitrégeno, con el que estin

enlazados, un heterociclo saturado, con 5 hasta 8 dtomos en el anillo
substituido, en caso dado una o varias veces, de forma igual o de formas
diferentes por hal6genoo por alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono, pudiendo
contener el heterociclo 1 o 2 heteroit omos més, no contiguos, de la serie
formada por oxigeno, azufre o NRY,

R® y R%significan, independientemente entre sf, hidrdgeno, alquilo con 1 a 8 4 tomos de

carbono, cicloalquilo con 3 a 8 4 tomos de carbono; hal{genoalquilo con 1 a 8
4 tomos de carbono, haldgenocicloalquilo con 3 a 8 4 tomos de carbono, con,
respectivamente, 1 hasta 9 4 tomos de flGor, de cloro y/o de bromo,

Ry R’ forman, ademés, junto con el &tom o de nitr{geno, con el que estd n

RIO

enlazados, un heterociclo saturado, con 5 hasta 8 #dtomos en el anillo
substituido, en caso dado una o varias veces, de forma igual o de formas
diferentes por halégenoo por alquilo con 1 a 4 §tom os de carbono, pudiendo
contener el heterociclo 1 o 2 heteroit omos més, no contiguos, de la serie
formada por oxigeno, azufre o NR",

significa hidrégenoo alquilo con 1 a 6 4tom os de carbono,

significa un anillo de fenilo, de piridina o de pirimidina, de piridazina o de
pirazina monosubstituidos, respectivamente, por R!! o significa un anillo de
tiazol substituido por R',

significa hidrégeno, fldor, cloro, metilo, iso-propilo, metiltio o trifliormetilo,
significa hidrégeno, metilo, metiltio o trifliormetilo,

significa el resto de la fémula (A1)
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(Al), en la que

14

significa hidrégeno, ciano, halégeno, nitro, alquilo con 1 a 4 &tom os de
carbono, alcoxi con 1 a 4 4t omos de carbono, alquiltio con 1 a 4
itom os de carbono, cicloalquilo con 3 a 6 Atom os de carbono,
hal6genoalqiilo con 1 a 4 tom 08 de carbono, hal6genoalcoxicon 1 a 4
ftom os de carbono o halégenoalquitio con 1 a 4 4tom os de carbono
con, respectivamente, 1 hasta 5 itom os de hal(geno, aminocarbonilo o
aminocarbonil-alquilo con 1 a 4 itom os de carbono,

significa hidrégeno, hal6geno, ciano, alquilo con 1 a 4 &4tom os de
carbono, alcoxi con 1 a 4 &tom os de carbono o alquiltio con 1 a 4
dtom os de carbono,

significa hidrégeno, alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono, hidroxi-
alquilo con 1 a 4 & tomos de carbono, alquenilo con 2 a 4 4t omos de
carbono, cicloalquilo con 3 a 6 Atom os de carbono, alquiltio con 1 a 4
fitom os de carbono-alquilo con 1 a 4 &tom os de carbono, alcoxicon 1 a
4 ftomos de carbono-alquilo con 1 a 4 ftomos de carbono,
halégenoalquilo con 1 a 4 itom os de carbono, halégenoalquitio con 1 a
4 ftomos de carbono-alquilo con 1 a 4 ftomos de carbono,
halégenoalcoxicon 1 a 4 4tom os de carbono-alquilo con 1 a 4 4tom os
de carbono con, respectivamente, 1 hasta 5 4tom os de hal6geno, o
fenilo,
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significa el resto de la fdmula (A2)
Ri! 17
Iﬁ (A2), en la que
RIS s

R¥yR' sipnifican, independientemente entre sf hidr{geno, hal6geno,
alquilo con 1 a 4 #4to mos de carbono o hal@enoalquilo con 1 2 4
ftom os de carbono con 1 hasta 5 4tom os de hal{geno,

R  significa hal6geno, ciano o alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono, 0
hal6égenoalquilo con 1 a 4 4tom os de carbono o halégenoalcoxicon 1 a 4
ftom os de carbono con, respectivamente, 1 hasta 5 4tomos de
haldégeno,

significa el resto de la fmula (A3)

Rﬂ
R“I\i\ 2 (A3), en la que

]

R"*yRY significan, independientemente entre sf hidrégeno, halégeno,
aglquilo con 1 a 4 Atomos de carbono o hal@@enoalquilo con 1 a 4
dtom os de carbono con 1 hasta 5 itom os de halgeno,

R®  significa hidrégeno, hal@eno, alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono o

halégenoalqulo con 1 a 4 itom os de carbono con 1 hasta 5 Atom os de
hal6geno,

significa el resto de la férmula (A4)

o8
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@f (A4), en la que

Rll

significa hidrégeno, haldgeno, hidroxi, ciano, alquilo con 1 2 6 itom os de
carbono, hal(genoalquilo con 1 a 4 4tom os de carbono, hal(genoalcoxi
con 1 a 4 ftom os de carbono o hal(genoalquiltio con 1 a 4 4tom os de
carbono con, respectivamente, 1 hasta 5 4 tomos de haldgeno,

significa el resto de la fémula (AS)

RZ!

RIJ

P (AS), en la que

N~ R?

significa hal6geno, hidroxi, ciano, alquilo con 1 a 4 it omos de carbono,
alcoxi con 1 a 4 4 tomos de carbono, alquiltio con 1 a 4 4tom o0s de
carbono, halégenoalqulo con 1 a 4 édomos de carbono,
hal6genoalquiltio con 1 a 4 4tom os de carbono o halégenoalcoxicon 1 a
4 fitom os de carbono con, respectivamente, 1 hasta 5 dtom os de
halégeno,

significa hidrégeno, halégeno, ciano, alquilo con 1 a 4 4tomos de
carbono, alcoxi con 1 a 4 §tom os de carbono, alquiltio con 1 a 4
dtom os de carbomo, halégenoalquilo con 1 a 4 itom os de carbono,
halégenoalcoxicon 1 a 4 4tom os de carbono con, respectivamente, 1
hasta 5 fitom os de halégeno, alquilsulfinilo con 1 a 4 4tomos de

carbono o alquilsulfonilo con 1 a 4 itom os de carbono,

significa el resto de la fémula (A6)
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nﬁ-Eq I (A6), en 1a que

R*  significa alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono o hal6genoalquilo con 1 a
4 fitom os de carbono con 1 hasta 5 4tom os de hal6geno,

R®  significa alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono,

Q'  significa S (azufre), O (oxigeno), SO, SOz o CHa,

P significa 0, 1 o 2, significando R® restos idénticos o diferentes, cuando

p signifique 2,

significa el resto de la férmula (A7)

Rx
(I (A7), en la que
s

R®  significa alquilo con 1 a 4 itom os de carbono o halégenoalquilo con 1 a
4 4tom os de carbono con 1 hasta § itom os de halégeno,

significa el resto de la fémula (AB)
(I (A8), en 1a que
s~ “RY

R?  significa alquilo con 1 a 4 ftom os de carbono o hal6genoalqulo con 1 &
4 atom os de carbono con 1 hasta 5 itom os de halégeno,

significa el resto de la férmula (A9)
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R®

R"l:g\nﬂ (A9), en la que

R® y RP significan, independientemente entre sf, hidrégeno, halégeno, amino,
alquilo con 1 a 4 4to mos de carbono o hal{genoalquilo con 1 a 4
atom os de carbono con 1 hasta 5 dtom os de haldgeno,

R®  significa hidrégeno, halgeno, alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono o
halégenoalquilo con 1 a 4 4tom os de carbono con 1 hasta 5 itom os de

hal6égeno,
significa el resto de la fmula (A10)
RS!
]\ (A10), en la que
RI1 o)

R* y R% significan, independientemente entre si hidrigeno, halégeno,
amino, nitro, alquilo con 1 a 4 &tom os de carbono o halégenoahuilo
con 1 a 4 4tom os de carbono, con 1 hasta 5 ito mos de hal6geno,

R®  significa hidrégeno, halégeno, alquilo con 1 a 4 itom os de carbono o
halégenoalquilo con 1 a 4 4tom os de carbono con 1 hasta 5 fitom os de

halégeno,

significa el resto de la fGmula (A11)

u,ﬁ{ " (A1), en la que
R
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significa hidrégeno, halgeno, amino, alquilamino con 1 a 4 édtom os de

carbono, di-(alquilo con 1 a 4 tom os de carbono)amino, ciano, alquilo
con 1 a 4 4tom os de carbono o halégenoalquio con 1 a 4 4tom os de
carbono con 1 hasta 5 dtom os de halégeno,

significa hal6geno, alquilo con 1 a 4 #Atomos de carbono o
halégenoalquilo con 1 a 4 dtom os de carbono con 1 hasta 5 itom os de
halégeno,

significa el resto de la férmula (A12)

- IE_\LR" (A12), en Ia que

RJT

significa hidrogeno, hal(geno, amino, alquilamino con 1 a 4 itom os de
carbono, di-(alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono)amino, ciano, alquilo
con 1 a 4 itom os de carbono o halégenoalquio con 1 a 4 itom os de
carbono con 1 hasta 5 4tom os de hal6geno,

significa halégeno, alquilo con 1 a 4 4tomos de carbono o
hal6genoalquilo con 1 a 4 ftom os de carbono con 1 hasta 5 4tom os de
hal6geno,

significa el resto de la fémula (A13)

RS .
N>/ \S (A13), en la que
s
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R¥®  significa halégeno, alquilo con 1 a 4 &tomos de carbono o

halégenoalquilo con 1 a 4 4tom os de carbono con 1 hasta 5 itom os de
halégeno,

significa el resto de la féermula (A14)

RY
- /&—g\ (A14), en 1a que
0

R¥  significa hidrégenoo alquilo con 1 a 4 &tom os de carbono,
R“  significa halégenoo alquilo con 1 a 4 &tom os de carbono,

significa el resto de la féemula (A15)
d (A15), en la que
o7 “R"

R*  significa alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono o halégenoalquilo con 1 a

4 §tomn os de carbono con 1 hasta 5 4tom os de hal6geno,

significa el resto de la fémnla (A16)

N
EI (A16), en la que
N~ “R%

R®?  significa hidrégeno, halfgeno, alquilo con 1 a 4 tom os de carbono o
halGgenoalquilo con 1 a 4 &tom os de carbono con 1 hasta 5 itom os de
halégeno,

significa el resto de la fomula (A17)

il



10

15

20

-111-

(A17), en la que

gignifica haldgeno, hidroxi, alquilo con 1 a 4 ft omos de carbono, alcoxi
con 1 a 4 4tom os de carbono, alquiltio con 1 a 4 4t omos de carbono,
halégenoalquilo con 1 a 4 itom os de carbono, halégenoalquitio con 1 a
4 ftom os de carbono o hal6genoalcoxicon 1 a 4 4tom os de carbono

con, respectivamente, 1 hasta 5 itom os de halégeno,

A significa el resto de la femula (A18)

R“

Rﬁ

x5
R

I;l {A18), en la que

R4
significa hidrégeno, ciano, alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono,
halégenoalquilo con 1 a 4 fitom os de carbono con 1 hasta 5 4tom os de
halégeno, alcoxi con 1 a 4 4tom os de carbono-alquilo con 1 a 4 4tom os
de carbono, hidroxi-alquilo con 1 a 4 &omos de carbono,
alquilsulfonilo con 1 a 4 ftom os de carbono, di(alquilo con 1 a 4
dtom os de carbono)aminosulfonilo, alquilcarbonilo con 1 a 6 &tom os
de carbono o significa fenilsulfonilo o benzoilo substituidos
respectivamente en caso dado,

significa hidr6geno, haldgeno, alquilo con 1 a 4 étom os de carbono o
halégenoalquilo con 1 a 4 itom os de carbono con 1 hasta 5 fitom os de
halégeno,



10

15

20

quc

Rl
R!

R4

-112 -
R* significa hidr6geno, halégeno, ciano, alquilo con 1 a 4 4tom os de

carbono o halégenoalqilo con 1 a 4 4tom os de carbono con 1 hasta 5
fitom os de halégeno,
RY  significa hidrégeno, haldgeno, alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono o

halégenoalquilo con 1 a 4 itom os de carbono con 1 hasta 5 itom os de

halégeno,
significa el resto de la fmula (A19)
Rﬂ
N>¢:,<s (A19), en la que

R*®  significa alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono.
2.- Hal6genoalquilcarbormidas de la férmula (I) seglin la reivindicacién1, en la

significa hidrégeno, flGor, cloro o bromo,

significa hidrégenoo metilo,

significa metilo, etilo o significa metilo, etilo, n- o iso-propilo, n-, iso-, sec.- o
terc.-butilo substituidos respectivamente una o varias veces, de forma igual o
de formas diferentes, por flior, por cloro o por bromo,

significa flfior, cloro, bromo, yodo o significa metilo, etilo, n- o iso-propilo,
n-, iso-, sec.- o terc.-butilo substituidos respectivamente una o varias veces, de
forma igual o de formas diferentes por flior, por cloro o por bromo,

significa hidr{geno, alquilo con 1 a 6 4 tomos de carbono, alquilsulfinilo con 1 a 4
4 tomos de carbono, alquilsulfonilo con 1 a 4 4 tomos de carbono, alcoxicon 1a3
4 tomos de carbono-alquilo con 1 a 3 4 tomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 6
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4omos de carbono; hailfgenocalquilo con 1 a 4 4dtomos de carbono,

hal(genoalquiltio con 1 a 4 f tomos de carbono, hal@enoalquilsulfinilo con 1 a 4
4 tomos de carbono, hal@enoalquilsulfonilo con 1 a 4 ftomos de carbono,
haldgeno-alcoxi con 1 a 3 4tomos de carbono-alquilo con 1 a 3 4 tomos de
carbono, hal@enocicloalquilo con 3 a 8 4 tomos de carbono con, respectivamente,
1 hasta 9 4 tomos de fiGor, de cloro y/o de bromo; formilo, formil-alquilo con 1 a
3 & tomos de carbono, (alquilo con 12 3 § tomos de carbono)carbonil-alquilo con 1
a 3 4 tomos de carbono, (alcoxi con 1 a 3 4 tomos de carbono)carbonil-alquilo con
1 a 3 4 tomos de carbono; hal@eno-(alquilo con 1 a 3 4 tomos de carbono)carbonil-
alquilo con 1 a 3 4 tomos de carbono, haldgeno-(alcoxi con 1 a 3 4 tomos de
carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 4 tomos de carbono con, respectivamente, 1
hasta 13 4 tomos de fltor, de cloro y/o de bromo;

(alquilo con 1 a 6 4 tomos de carbono)carbonilo, (alcoxi con 1 a 4 4 tomos de
carbono)carbonilo, (alcoxi con 1 a 3 4 tomos de carbono-alquilo con 1 a 3 4 tomos
de carbono)carbonilo, (cicloalquilo con 3 a 6 4tomos de carbono)carbonilo;
(halégenoalquilo con 1 a 4 & tomos de carbono)carbonilo, (haldgenoalcoxi con 1 a
4 § omos de carbono)carbonilo, (halégeno-alcoxi con 1 a 3 4 tomos de carbono-
alquilo con 1 a 3 4 tomos de carbono)carbonilo, (hal@enocicloalquilo con 3 a 6
4 tomos de carbono)carbonilo con, respectivamente, 1 hasta 9 4 tomos de flor,
de cloro y/o de bromo; 0 -C(=0)C(=0)R?, -CONRR’ 0 -CH:NR'R’,

significa hidr6geno, alquilo con 1 a 6 4 tomos de carbono, alcoxi con 1 a 4
i tomos de carbono, alcoxi con 1 a 3 & tomos de carbono-alquilo con 1 a 3
4 tomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 6 4 tomos de carbono; hal6genodquilo
con 1 a 4 4 tomos de carbono, hal6genoalcoxicon 1 a 4 4 tomos de carbono,
hal6geno-alcoxi con 1 a 3 & tomos de carbono-alquilo con 1 a 3 4 tomos de
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carbono, halégenocicloalquilo con 3 a 6 &tomos de carbono con,

respectivamente, 1 hasta 9 4tom os de flGor, de cloro y/o de bromo,

R’y R'significan respectivamente, de manera independiente entre sf hidrdgeno, alquilo
con 1 a 6 4 tomos de carbono, alcoxi con 1 a 3 4 tomos de carbono-alquilo con 1 a
3 4 tomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 6 4 tomos de carbono; hal{genoalquilo
con 1 a 4 4 tomos de carbono, hal@eno-alcoxi con 1 a 3 4 tomos de carbono-
alquilo con 1 a 3 4 tomos de carbono, halfgenocicloalquilo con 3 a 6 4 tomos de
carbono con, respectivamente, 1 hasta 9 & tomos de flGor, de cloro y/o de bromo,

Réy R’ forman, ademds, junto con el &tom o de nitrégeno, con el que estfin
enlazados, un heterociclo saturado, con 5 o0 6 4 tomos en el anillo substituido,
en caso dado, de una hasta cuatro veces, de forma igual o de formas diferentes,
por halégenoo por alquilo con 1 a 4 § tomos de carbono, pudiendo contener el
heterociclo 1 0 2 heteroidtom os mis, no contiguos de la serie formada por
oxigeno, azufre o NR™,

R'yR® significan, independientemente entre sf, hidr6geno, alquilo con 1 a 6
6 tomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 6 4 tomos de carbono; halégenodquilo
con 1 a 4 4 tomos de carbono, halégenocicloalquib con 3 a 6 4 tomos de carbono
con, respectivamente, 1 hasta 9 itom os de fldor, de cloro y/o de bromo,

R'y R’ forman, ademés, junto con el &tom o de nitr@eno, con el que estdn
enlazados, un heterociclo saturado, con 5 o 6 4 tomos en el anillo, substituido
en caso dado una o varias veces, de forma igual o de formas diferentes por
halégeno o por alquilo con 1 a 4 i tomos de carbono, pudiendo contener el
heterociclo 1 o 2 heteroftom os més, no contiguos, de la serie formada por
oxigeno, azufre o NRY,

R"®  significa hidrégenoo alquilo con 1 a 4 & tomos de carbono,
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significa uno de los ciclos siguientes

QQQQQV

M-1 M-2
11-A 11-A
=(‘ ‘{ \‘ ar N S
" S . o N o~ a ~ l
# #
M-7 M-8 M-lO M-ll

estando -unido el enlace, marcado con , *“ con la amida, estando unido el enlace
marcado con ,#“ con el resto hal@enoalquilo,

significa hidrégeno, flGor, cloro, metilo o trifliormetilo,

significa hidrégeno, metilo o trifliormetilo,

significa el resto de la fémula (A1)

(Al), en la que

R"?  significa hidrégeno, ciano, flGor, cloro, bromo, yodo, metilo, etilo, iso-
propilo, metoxi, etoxi, metiltio, etiltio, ciclopropilo, halégenoalqiilo con
1 a 2 & tomos de carbono, halégenoalcoxicon 1 a 2 4 tomos de carbono
con, respectivamente, 1 hasta 5 4t omos de flGor, de cloro y/o de
bromo, trifliormetiltio, diflGormetiltio, aminocarbonilo,
aminocarbonilmetilo o aminocarboniletilo,

R?  significa hidrégeno, fldor, cloro, bromo, yodo, metilo, etilo, metoxi,

etoxi, metiltio o etiltio,
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R"™  significa hidrégeno, metilo, etilo, n-propilo, iso-propilo, hal@enoalquilo

1 a 2 4 tomos de carbono con 1 hasta 5 itom os de fldor, de cloro
y/o de bromo, hidroximetilo, hidroxietilo, ciclopropilo, ciclopentilo,
ciclohexilo o fenilo,

significa el resto de la fémula (A2)
R10 Ri?

oA (A2), en la que
R S

RYyR'* significan, independientemente entre si hidrégeo, fldor, cloro,
bromo, metilo, etilo 0 haldgenoalquio con 1 a 2 4 tomos de carbono con
1 hasta 5 4tom os de fldor, de cloro y/o de bromo,

R"  significa fliior, cloro, bromo, ciano, metilo, etilo, hal@enoalquilo con 1a 2
& tomos de carbono o haldgenoalcoxi con 1 a 2 4 tomos de carbono con,
respectivamente, 1 hasta 5 4 tomos de flior, de cloro y/o de bromo,

significa el resto de la fmula (A3)

R'll
R“I\K\R" (A3), en la que

s

R%yR"Y significan, independientemente entre sf, hidrégeno, fiGor, cloro,
bromo, metilo, etilo o halGgenoalquio con 1 a 2 4 tomos de carbono con
1 hasta 5 itom os de flGor, de cloro y/o de bromo,

R®  significa hidréeno, flGor, cloro, bromo, metilo, etilo o halégenoalqilo
con 1 a 2 4 tomos de carbono con 1 hasta 5 itom os de flGor, de cloro
y/o de bromo,

A
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significa el resto de la fémula (A4)

@C (A4), en la que

RZI

significa hidrégeno, fliior, cloro, bromo, yodo, hidroxi, ciano, alquilo
con 1 a 4 & tomos de carbono, hal6genoalquilo con 1 a 2 4 tomos de
carbono, hal6genoalcoxicon 1 a 2 § tomos de carbono o hal6genoalquiltio
con 1 a 2 4 tomos de carbono con, respectivamente, 1 hasta 5 itom os de

flGor, de cloro y/o de bromo,

significa el resto de la fmula (AS5)

R?J

(AS), en la que

significa flor, cloro, bromo, yodo, hidroxi, ciano, alquilo con 1 a 4
& tomos de carbono, metoxi, etoxi, metiltio, etiltio, difldormetiitio,
trifliormetiltio, hal6gemalquilo con 1 a 2 &tomos de carbono o
halégenoalcoxi con 1 a 2 & tomos de carbono con, respectivamente, 1
hasta 5 4tom os de fltor, de cloro y/o de bromo,

significa hidrégeno, flGor, cloro, bromo, yodo, ciano, alquilo con 1 a 4
4 tomos de carbono, metoxi, etoxi, metiltio, etiltio, halégenoalqulo con 1
a 2 4tomos de carbono o halégenoalcoxicon 1 a 2 4 tomos de carbono
con, respectivamente, 1 hasta 5 4t omos de flGor, de cloro y/o de
bromo, alquilsulfinilo con 1 a 2 & tomos de carbono o alquilsulfonilo con
1 a 2 & tomos de carbono,
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significa el resto de la fdmula (A6)

01
R "_EOIR" (A6). en la que

R*  significa metilo, etilo o halégenoalqilo con 1 a 2 4 tomos de carbono con
1 hasta 5 4tom os de fliior, de cloro y/o de bromo,

R¥  significa metilo o etilo,

Q'  significa S (azufre), SO2 0 CH;,

P significa0o 1,

significa el resto de la férmula (A7)

R®
(I (A7), enla que
S

R¥  significa metilo, etilo o halégenoalquilo con 1 a 2 4 tomos de carbono con
1 hasta 5 dtom os de flGor, de cloro y/o de bromo,

significa el resto de la fmula (AB)

EI (A8), en la que

R¥  significa metilo, etilo o halégenoalqiilo con 1 a 2 4 tomos de carbono con
1 hasta 5 4tom os de fldor, de cloro y/o de bromo,

significa el resto de la férmula (A9)
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RD
R”’MR” (A9), en la que

0

R¥yR? significan, independientemente entre sf, hidrégeno, fltor, cloro,
bromo, amino, metilo, etilo o hal6genoalqiilo con 1 a 2 4 tomos de
carbono con 1 hasta 5 itom os de flior, de cloro y/o de bromo,

R¥  significa hidrégeno, flGor, cloro, bromo, yodo, metilt;;, etilo o
hal6genoalquilo con 1 a 2 4 tomos de carbono con 1 hasta 5 4 tomos de
flGor, de cloro y/o de bromo,

significa el resto de la fémula (A10)

RY
7\ (A10), en la que
R!i 0

RY y R® significan, independientemente entre sf, hidr@eno, fiior, cloro,
bromo, amino, nitro, metilo, etilo o hal@@enoalquilo con 1 a 2 4 tomos de
carbono con 1 hasta 5 4 tomos de fliior, de cloro y/o de bromo,

R®  significa hidrégeno, fldor, cloro, bromo, yodo, metilo, etilo o
halégenoalquilo con 1 a 2 4 tomos de carbono con 1 hasta 5 4 tomos de

flior, de cloro y/o de bromo,

significa el resto de la fémula (A11)

. ’E{ (All), enla que

S

A/
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significa hidrégeno, flior, cloro, bromo, amino, alquilamino con 1 a 4

4 tomos de carbono, di(alquilo con 1 a 4 4 tomos de carbono)amino,
ciano, metilo, etilo o halégenoalquio con 1 a 2 & tomos de carbono con 1
hasta 5 &tom os de fltor, de cloro y/o de bromo,

significa flior, cloro, bromo, metilo, etilo o halégenoalquilo con 1 a 2
i tomos de carbono con 1 hasta 5 itom os de flGor, de cloro y/o de
bromo,

significa el resto de la frmula (A12)

- ’E_K\R” (A12), en la que
S

RSﬁ

RJT

significa hidrégeno, flGor, cloro, bromo, amino, alquilamino con 1 a 4
4 tomos de carbono, di(alquilo con 1 a 4 4 tomos de carbono)amino,
ciano, metilo, etilo o halégenoalquio con 1 a 2 4 tomos de carbono con 1
hasta 5 étom os de flGor, de cloro y/o de bromo,

significa fliior, cloro, bromo, metilo, etilo o hal6genoalqiilo con 1 a 2
fi tomos de carbono con 1 hasta 5 4tom os de flior, de cloro y/o de

bromo,

significa el resto de la férmula (A13)

Rll

~

S

NI \ (A13), en la que

>
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R*®  significa fldor, cloro, bromo, metilo, etilo o halégenoalquilo con 1 a 2

& tomos de carbono con 1 hasta 5 itom os de flGor, de cloro y/o de

bromo,

gignifica el resto de la fémula (A14)

Rlﬂ
- /Ei (A14), en la que
(]

R¥  significa hidrégeno, metilo o etilo,

R®  significa flGor, cloro, bromo, metilo o etilo,

significa el resto de la fémula (A15)

d (A15), en la que
o” “R"

R"  significa metilo, etilo o halégenoalqulo con 1 a 2 4 tomos de carbono con
1 hasta 5 &tom os de flior, de cloro y/o de bromo,

significa el resto de la fémula (A16)

N
[:l: (A16), en la que
N~ R%

R®?  significa hidrégeno, flGor, cloro, bromo, metilo, etilo o halégenoalqilo
con 1 a 2 4 tomos de carbono con 1 hasta 5 étom os de fldor, de cloro

y/o de bromo,

significa el resto de la fémula (A17)
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Rﬂ
(I (A17), en la que
N

Rﬂ

significa fldor, cloro, bromo, yodo, hidroxi, alquilo con 1 a 4 4 tomos de
carbono, metoxi, etoxi, metiltio, etiltio, difliormetiltio, trifliormetiltio,
hal6genoalquilo con 1 a 2 4 tomos de carbono o halégenoalcoxicon 1 a 2
4 tomos de carbono con, respectivamente, 1 hasta 5 4tom os de flior, de

cloro y/o de bromo,

significa el resto de la fdmula (A18)

R}i
7\
RSN\ R

RM

R46

\ (A18), en la que
R*

significa hidrégem, metilo, etilo, hal6genoalquilo con 1 a 2 4 tomos de
carbono con 1 hasta 5 itom os de flGor, de cloro y/o de bromo, alcoxi
con 1 2 2 fitomos de carbono-alquilo con 1 a 2 4 tomos de carbono,
hidroximetilo, hidroxietilo, metilsulfonilo o dimetilaminosulfonilo,
significa hidr@eno, flGor, cloro, bromo, metilo, etilo o halégenoalqilo
con 1 a 2 & tomos de carbono con 1 hasta 5 itom os de fldor, de cloro
y/o de bromo,

significa hidrégeno, flGor, cloro, bromo, yodo, ciano, metilo, etilo, iso-
propilo o halégenoahuilo con 1 a 2 4 tomos de carbono con 1 hasta 5

itom os de fldor, de cloro y/o de bromo,

’Ug



2o

-123 -
RY  significa hidr@geno, fldor, cloro, bromo, metilo, etilo o halégenocalqilo

con 1 a 2 4 tomos de carbono con 1 hasta 5 &tom os de fldor, de cloro

y/o de bromo,

significa el resto de la féemula (A19)

R-
H (A19), en la que

SN
R*  significa metilo, etilo, n-propilo o iso-propilo.
3.- Procedimiento paras la obtencién de halégnoalquilcarboxamidas de la

férmla (I) segln la reivindicacion1, caracterizado porque

10 a)

15

se hace reaccionar derivados de Acidos carboxilicos de la férmula (II)
*j\"' @

en la que

A tiene los significados anteriormente indicados y

X'  significa halégeno o hidroxi,

con un derivado de anilina de la férmula (III)

HN R'r
R‘ 1 3
R R (i
en la que

R, R, R}, R}, Ry M tienen los significados indicados en la reivindicacién 1,
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en caso dado en presencia de un catalizador, en caso dado en presencia de un

agente de condensaci6n, en caso dado en presencia de un aceptor de 4cido y, en

caso dado, en presencia de un diluyente,

se hacen reaccionar hexilcarboxanilidas de la fémmula (I-a)

0
AJLN R
H
R' R® (1-a)
en la que

R, R!, R}, R}, M y A tienen los significados indicados en la reivindicacif 1,
con halogenuros de la férrmula (IV)
R —x? avy

en la que

X?  significa cloro, bromo o yodo,

R**  significa alquilo con 1 a 8 &t omos de carbono, alquilsulfinilo con 1 a 6
fitom os de carbono, alquilsulfonilo con 1 a 6 &tom os de carbono,
alcoxi con 1 a 4 ftomos de carbono-alquilo con 1 a 4 it omos de
carbono, cicloalquilo con 3 a 8 4tom os de carbono; hal6genoalquio con
1 a 6 4tom os de carbono, halégenoalquiltio con 1 a 4 4tom os de
carbono, hal6genoalquisulfinilo con 1 a 4 #tomos de carbono,
halégenoalquilsulfonilo con 1 a 4 4t omos de carbono, halégeno-alicoxi
con 1 a 4 fitom os de carbono-alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono,
halégenocicloalqilo con 3 a 8 4tom os de carbono con, respectivamente,
1 a 9 & tomos de flGor, de cloro y/o de bromo; formilo, formil-alquilo

2%
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con 1 a 3 dtomos de carbono, (alquilo con 1 a 3 dtomos de

carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 tom os de carbono, (alcoxi con 1a3
itom os de carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 4tom os de carbono;
halégeno-(alquib con 1 a 3 itom os de carbono)carbonil-alquilo con 1 a
3 4dtomos de carbono, hal6geno-(alcoxi con 1 a 3 édtomos de
carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 ftomos de carbono con,
respectivamente, 1 a 13 itom os de flGor, de cloro y/o de bromo;
(alquilo con 1 a 8 Atom os de carbono)carbonilo, (alcoxi con 1 a 8
ftom os de carbono)carbonilo, (alcoxi con 1 a 4 &tom os de carbono-
alquilo con 1 a 4 ftom os de carbono)carbonilo, (cicloalquilo con 3 a 8
fitom os de carbono)carbonilo; (hal{genoalquilo con 1 a 6 4tom os de
carbono)carbonilo, (halgenoalcoxi con 1 a 6 4dtomos de
carbono)carbonilo, (hal{geno-alcoxi con 1 a 4 4to mos de carbono-alquilo
con 1 a 4 4 tomos de carbono)carbonilo, (hald@genocicloalquilo con 3 a 8
ftom os de carbono)carbonilo con, respectivamente, 1 a 9 & tomos de
fitor, de cloro y/o de bromo; o -C(=0)C(=O)R’, -CONRR’ o -
CH:NR'R.

teniendo R’, R%, R’, R'y R’ los significados anteriormente indicados,

en presencia de una base y en presencia de un diluyente.

4.- Apgentes para la lucha contra los microorganismos indeseables,
caracterizados porque tienen un contenido en, al menos, una
halégenoalquilcarboxamida de la férnmla (I), segfin la reivindicacién1, junto a agentes
extendedores y/o productos tensioactivos.

5.- Empleo de las halégenoalquicarboxamidas de la férmula (I), segtn la

reivindicacién 1, para la lucha conira los microorganismos indeseables.

pRY
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6.- Procedimiento para la lucha contra los microorganismos indeseables,

caracterizado porque se aplican halégenoalqiilcarboxamidas de la férmula (I), segtn la
reivindicacién1, sobre los microorganismos y/o sobre su medio ambiente.

7.- Procedimiento para la obtencitn de agentes para la lucha contra los
microorganismos indeseables, caracterizado porque se mezclan
hal6genoalquilcarboxamidas de la férmmla (I), segln la reivindicacién 1, con agentes
extendedores y/o con productos tensioactivos.

8.- Derivados de anilina de la férnula (1IT),

()
HN Rr

)
R‘R' R

en la que R, R', R?, R’, R* y M tienen los significados indicados en la reivindicacién1.
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RESUMEN

Nuevas halégenoalquicarboxamidas de la férmula (I)

M
gse:
R' R’
en la que

R, R, R%, R, R*, M y A tienen los significados indicados en la descripci6n,
varios procedimientos para la obtenci6énde estos productos y su empleo para la lucha
contra los microorganismos indeseables, asf como nuevos productos intermedios y su

obtencién.
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REPUBLICA DE COLOMBIA 7/.50

SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO

Bogot4,
2020

Doctor {a)

FERRERO EMILIO

Apoderado{a) y/o Representante de
BAYER CROPSCIENCE AKTIENGESELLACHAFT

REFERENCIA Radicacién No. 6 76526
Bolicitud intermacional PCT/EP2005/000608
Fecha inicio fase nacional 06/09/2006

Trimite 11

Evento 378
Actuacisn 430
Oficio No. v o “12959

Como resultado del examen de forma, realizado con fundamento en el articulo 38 de
la Declsifén 486 de la Comisién de la Coounidad Andina, articulo 27 del Tratado de
Cooperacién en Materia de Patemtes (PCT), regla 51 bis del Reglamento y Circular
Onica de la Superintendencia de Industria y Comercio, se le comunica que:

1. La a8olicituvd no contiene la copia de]l documento en gue consta la cesifn del
derecho a la patente del inventor al solicitante o a su causante. {Art. 26-k)
Decieifn 486.

En cumplimiento de lo dispuesto por el articulo 39 de la Decisgifn 486, se le
requlere para gque dentro del término de doa meses siguientes a la fecha de
notificacién del presente oficio, complete los requisitos anteriormente enunciados.
En capo de no dar cumplimiento al presente requerimiento, la solicitud se
conaiderari abandonada y perdari su prelaciém.

Notifigquese el presente oficioc conforme a lo dispuesto en el numeral 5.2, literal
e}, del capitulo quigto del © primero de la Circular Unica No.10 de 2001.

ALIX CARMENZA PEDES DE VERGEL
Jefe de la divieiém de Nuevas Creaciones

El anteridr requerimiento fue notificado por fijacién en 1lista de
fecha If’n “’
adpall . . m






